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(57) Abstract 

4-benzoylisothiazoles have die 
genera! fonnula (I), in which the sub- 
stituents have the following meanings: 
X stands for oxygen or sulphur, R> 
stands for hydrogen, alkyl. alkenyl, 
alkinyl. optionally substituted alkoxy- 
carbonyl, aryl, heterocyclyl or hetaryl; 
R^ stands for hydrogen, alkyl, alkenyl, 

alkinyl. cycloalkyl or cycloalkenyl, whereas these radicals can bear one or several halogen, alkyl, alkenyl or alkiny] groups, or R^ stands 
for aiy], hetaryl or heterocyclyl; R^ stands for a radical of general formula (2). in which Z and the R^ R^, R^ and R'' substituents have the 
meanings given in claim 1. Also disclosed are the salts commonly used in agriculture of the 4-benzoylisothiazoles of general fonnula (1), 
a process for preparing the same and their use as heri)icides. 




(57) Zu 



enfassung 



4-Benzoylisothiazole der allgemeincn Forme! (1), in der die Substituentcn die folgende Bcdcutung haben: X Sauerstoff odcr Schwefel; 
R> Wasserstofr, Alkyl. Alkenyl, Alkinyl; ggf. subst Alkoxycartxxiyl; ggf. subst. Aiyl. ggf. subsL Heterocyclyl Oder ggf. subst Hetaryl; 
R2 Wasserstoff, Alkyl, Alkenyl, Alkinyl. Cycloalkyl odcr Cycloalkenyl, wobei dicsc Restc cine Oder mehrere der folgenden Gruppcn 
tragen kOnnen: Halogen, Alkyl, Alkenyl odcr Alkinyl; Aiyl, Hetaiyl oder Heterocyclyl; R^ ein Rest der allgemeinen Forniel (2), in der 
Z und die Substituentcn R^ R^, R« und R'' die in Anspiuch 1 angcgcbcne Bedeutung haben, sowie landwiitschafUich ttbliche Salze der 
4-BenzoyIi80thlazole der allgemeinen Foimel (1). Verfahren zu ihrer Heistellung und ihre Verwendung als Herblzide. 
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Herbizide heterocyclisch sxxbstituierte Benzoylisothiazole 
Beschreibung 

5 

Die vorliegende Erfindung betrifft neue substituierte Benzoyliso- 
thiazole, Verfahren zu ihrer Herstellung und ihre Veirwendung als 
Herbizide. 

10 Aus der Patentliteratur (EP 0 527 036, EP 0 527 037, EP 0 560 
482, EP 0 580 439, EP 0 588 357, EP 609 797, EP 0 609 798, 
EP 0 636 622, WO 94/14782, WO 94/ 18179, WO 95/15691 und 
WO 95/16678) ist bekannt, daB substituierte 4-Benzoyl-5-cycloal - 
kylisoxazole eine Verbindungsklasse mit ausgepr^gter herbizider 

15 Aktivitat im Vorauflauf verfahren darstellen* 4- (2-Sulfonyl• 
methyl-4-trif luormethylbenzoyl) -5-cyclopropylisoxazol, ein Ver- 
treter dieser Verbindungsklasse wird von Rhone-Poulenc als 
herbizider Wirkstoff gegen mono- und dikotyle Schadpf lanzen im 
Vorauflauf verfahren in Mais entwickelt (RPA 201772, Technical 

20 Bulletin) . 

DarOber hinaus ist die herbizide und insektizide Aktivitat sub- 
stituierter 4-Alkyl- bzw. 4-Cycloalkyl-5-aryl- bzw,-5-hetaryl- 
isoxazole bekannt (GB 2 284 600, WO 95/ 22903, WO 95/22904 und WO 
25 95/25105) • 

Die herbizide Aktivitfit der bekannten Verbindungen ist bei man- 
gelhafter Wirkung im Nachauflauf verfahren auch im Vorauflauf- 
verfahren bei unvollstandiger Kulturpf lanzenvertrdglichkeit nur 
30 teilweise bef riedigend, 

Erf indungsgeraafie herbizide Oder insektizide 4 -Benzoylisothiazole 
sind dem Stand der Technik bisher nicht zu entnehmen. 

35 4-Ben2oylisothiazole haben bisher nur geringes synthetisches In- 
teresse erfahren. Substituierte Isothiazole und ihre carbo- 
cyclisch anellierten Derivate sind zwar Ziel grundlegender Unter- 
suchungen gewesen (beispielsweise: D. L. Pain, B. J. Peart, 
R. H. Wooldridge, Comprehensive Heterocyclic Chemistry, 

40 Vol. 6, Teil 4B, S, 131, Hrsq. A.R. Katritzky, Pergamon PRess, 
Oxford, 1984), acylierte und insbesondere benzoylierte Derivate 
wurden in der Literatur nur vereinzelt beschrieben (beispiels- 
weise: A. J. Layton, E. Lunt, J, Chem, Soc. (1968) 611, A. Albe- 
rola, F. Alonso, P, Cuadrado, C. M. Sanudo, Synth. Commun. 17 

45 (1987) 1207, A. Alberola, P. Alonso, P. Cuadrado, C. M. Sanudo, 
J. Heterocycl. Chero. 25 (1988) 235). 
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Einige durch Hydroxypropylaminocarbonyl substituierte 4-Benzoyl- 
isothiazole sind in EP 0 524 781 und EP 0 617 010 als Muskel- 
relaxantien bzw. als geeignete therapeutische Amide be i Inkonti- 
nenz untersucht worden. 3, 5-Di-(tertiarbutyl)-4-hydroxybenzoyl- 
5 isothiazole wirken laut EP 0 449 223 als Inhibitoren der 5-Lipo- 
xygenase und Cyclooxygenase entzxlndungshemmend. 

Aus US 5 034 385 geht hervor, dafl durch Carbapeneme substituierte 
Benzoylisothiazole antibakterielle Wirkung aufweisen. 

10 

Der Erfindung lag die Aufgabe zugrunde, neue herbizide Wirkstoffe 
mit verbessertem Wirkprof il \md Kulturpf lanzenvertrSglichkeit zur 
Verfugung zu stellen. 

15 Oberraschenderweise zeigen die erf indungsgemSBen Benzoylisothia- 
zole der allgemeinen Pormel 1 bei Kulturpf lanzenvertrSglichkeit 
ausgepragte herbizide Aktivit^t gegen Schadpf lanzen. 

Gegenstand der vorliegenden Erfindung sind 4 -Benzoylisothiazole 
20 der allgemeinen Formel 1 



25 




30 in der die Substituenten die folgende Bedeutung haben: 
X Sauerstoff oder Schwefel; 

Ri Wasserstoff, Alkyl, Alkenyl, Alkinyl; ggf. subst. Alkoxy- 

35 carbonyl; 

ggf. subst. Aryl, ggf. subst. Heterocyclyl oder ggf. 

subst. Hetaryl; 

r2 Wasserstoff, Alkyl, Alkenyl, Alkinyl, Cycloalkyl oder 

40 Cycloalkenyl, wobei diese Reste einen oder mehrere der 

folgenden Gruppen tragen kdnnen: Halogen, Alkyl, Alkenyl 
Oder Alkinyl; 

Aryl, wobei dieser Rest einen oder mehrere der folgenden 
Gruppen tragen kann: 
45 Alkyl, Alkenyl, Alkinyl, Alkoxy, Alkenyloxy, Alkinyloxy, 

Alkylthio Oder Alkenylthio, wobei diese Reste partiell 
Oder vollstandig halogeniert sein kdnnen oder einen oder 
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mehrere der folgenden Gruppen tragen kbnnen: 

Alkoxy, Alkenyloxy, Aryloxy, Alkylsulfonyl, Alkenylsulfo- 

nyl Oder Arylsulf onyl; 

Alkylsulfonyl Oder Alkoxycarbonyl; 

ggf . subst. Aryloxy Oder ggf . subst. Arylthio; 

ggf- subst. Mono- Oder Dialkylamino, ggf. subst. 

Mono- Oder Diarylamino oder ggf. subst. N-Alkyl-N-aryl - 

amino, wobei Alkyl und Aryl gleich oder verschieden sein 

kdnnen; 

Halogen, Cyano oder Nitro; 

Hetaryl oder Heterocyclyl, wobei diese Reste partiell 
Oder vollstHndig halogeniert sein konnen oder einen oder 
mehrere der folgenden Gruppen tragen kdnnen: 
Alkyl, Alkoxy oder Aryl iind wobei im Fall von Hetero- 
cyclyl mindestens einer der Stickstoffe eine der folgen- 
den Gruppen tragen kann: 

Alkyl, Alkenyl, Alkinyl, Cycloalkyl, Haloalkyl, Alkoxy, 
Alkenyloxy, Alkinyloxy, Cycloalkyloxy, Haloalkoxy, ggf. 
subst. Aryl Oder ggf. subst. Aryloxy; 

ein Rest der allgemeinen Formel 2 



in der die Subst ituenten die folgende Bedeutung haben: 

5- Oder 6-gliedrige heterocyclische, geselttigte oder 
ungesdttigte Reste« enthaltend ein bis drei Heteroatome, 
ausgewahlt aus der Gruppe Sauerstoff , Schwefel oder 
Stlckstoff , der gegebenenf alls durch Halogen, Cyano, 
Nitro, eine Gruppe -CO-R^, Alkyl, Haloalkyl, Cycloalkyl, 
Alkoxy, Haloalkoxy, Alkylthio, Haloalkylthio, Di-alkyla- 
mino Oder ggf. durch Halogen, Cyano, Nitro, C1-C4 -Alkyl 
Oder Ci-C4-Halogenalkyl substituiertes Phenyl oder eine 
Oxogruppe, die gegebenenfalls auch in der tautomeren Form 
als Hydroxygruppe vorliegen kann, substituiert ist oder 
der mit einem ankondensierten durch Halogen, Cyano, 
Nitro, Alkyl oder Haloalkyl stibstituierten Phenylring, 
einem ankondensierten Carbocyclus oder einem ankonden- 
sierten, ggf. durch Halogen, Cyano, Nitro, Alkyl, Di-al- 
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kylamino, Alkoxy, Haloalkoxy, Oder Haloalkyl substituler- 
ten zweiten Heterocyclus eln bicyclisches System blldet, 

Ri-R' k6nnen gleich Oder verschieden sein und stehen unabhfingig 
5 voneinander fur Wasserstoff, Alkyl, Alkenyl, Alkinyl, 

cycloalkyl, Cycloalkenyl, Cycloalkylalkyl, Cycloalkylal- 
kenyl, Cycloalkylalkinyl , Aryl, Arylalkyl, Arylalkenyl, 
Arylalkinyl, Hydroxy, Alkoxy, Alkenyloxy, Alkinyloxy, 
Cycloalkoxy, Cycloalkylalkoxy, Cycloalkylalkenyloxy, Cy- 
10 cloalkylalkinyloxy. Cycloalkenyloxy. Aryloxy. Arylalkoxy, 

Arylalkenyloxy, Aryl alkinyloxy, Thio, Alkyl thio, Alkenyl - 
thio, Alkinylthio, Cycloalkyl thio, Cycloalkylalkylthio, 
Cycloalkylalkenylthio, Cycloalkylalkinyl thio. Cycloalke- 
nylthio, Arylthio, Arylalkyl thio. Arylalkenyl thio. Ary- 
15 lalkinylthio, Amino, ggf. subst. Mono- oder Dialkylamino, 

ggf. subst. Mono- Oder Diarylaroino, ggf. subst. N-Alkyl- 
N-arylamino, wobei Alkyl und Aryl gleich Oder verschieden 
sein kdnnen, Alkenylamino. Alkinylamino. Cycloalkylamino. 
Cycloalkenylamino, Sulfonyl. Alkylsulf onyl . Alkenylsulfo- 
20 nyl, Alkinylsulfonyl, Cycloalkylsulf onyl , Cycloalkylal- 

kylsulfonyl, Cycloalkylalkenylsulfonyl, Cycloalkylalki - 
nylsulfonyl, Arylsulfonyl, Arylalkylsulf onyl, Arylalke- 
nylsulfonyl, Arylalkinylsulf onyl , Sulfoxyl. Alkyl - 
aulfoxyl, Alkenylsulfoxyl. Alkinylsulf oxyl, Cycloalkyl - 
25 sulfoxyl. CycloalkylalkylBulfoxyl. Cycloalkylalkenylsul- 

foxyl, Cycloalkylalkinylsulfoxyl. Arylsulfoxyl. Arylal- 
kylsulf oxyl, Arylalkenylsulfoxyl, Arylalkinylsulf oxyl, 
ggf. subst. Mono- oder Dialkylaminosulfonyl, ggf. subst. 
Mono- Oder Diary laminosulf onyl, ggf. subst. N-Alkyl- 
30 N-ary laminosulf onyl, vrobei Alkyl und Aryl gleich oder 

verschieden sein kdnnen, Alkylcarbonyl , Alkenylcarbonyl , 
Alkinyl carbonyl. Cycloalkylcarbonyl , Cycloalkylalkylcar- 
bonyl, Cycloalkylalkenylcarbonyl, Cycloalkylalkinylcarbo- 
nyl, Arylcarbonyl, Arylalkyl carbonyl. Arylalkenylcarbo- 
35 nyl, Arylalklnylcarbonyl, Carboxyl, Alkoxycarbonyl , 

Alkenyloxycarbonyl. Alkinyloxycarbonyl , Cycloalkoxy - 
carbonyl, Cycloalkylalkoxycarbonyl , cycloalkylalkenyloxy - 
carbonyl, Cycloalkylalkinyloxycarbonyl , Aryloxycarbonyl , 
Arylalkoxycarbonyl, Arylalkenyloxycarbonyl , Arylalkinylo- 
40 xycarbonyl, Aminocarbonyl , ggf. subst. Mono- oder 

Dialkylaminocarbonyl, ggf. subst. Mono- oder Diarylaroino - 
carbonyl, ggf. subst. N-Alkyl -N-ary laroinocarbony 1 , wobei 
Alkyl und Aryl gleich oder verschieden sein kdnnen, ggf. 
subst. Mono- Oder Dialkylcarbonylamino. ggf. subst. Mono- 
45 Oder Diarylcarbonylamino. ggf. subst. N -Alkyl - N-ary Icar- 

bonylamino, wobei Alkyl und Aryl gleich oder verschieden 
sein k6nnen. Alkoxyaminocarbonyl . Alkenyloxycarbonyl- 
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amino, Alkinyloxycarbonylamino, Cycloalkoxycarbonylamino, 
Cycloallcylalkoxycarbonylamino , Cycloalkylalkenyloxycarbo - 
nylamino. Cycloalkylalkinyloxycarbonylamino, Aryloxycar- 
bonylamino, Arylalkoxycarbonyl amino, Arylalkenyloxycarbo- 
5 nylamino, Arylalkinyloxycarbonylamino, Halogen, Halo- 

alkyl, Haloalkenyl, Haloalkinyl, Haloalkoxy, Haloalkenyl- 
oxy, Haloalkinyloxy, Haloalkylthio, Haloalkenylthio, Ha- 
loalkinyl thio, Haloalkylamino, Haloalkenylamino, Haloal- 
kinylamino, Haloalkylsulfonyl, Haloalkenylsulfonyl , Halo- 

10 alkinylsulfonyl, Haloalkylsulf oxyl, Haloalkenylsulf oxyl, 

Haloalkinylsulfoxyl, Haloalkylcarbonyl , Haloalkenylcarbo- 
nyl, Haloalkinylcarbonyl, Haloalkoxycarbonyl , Haloalke- 
nyloxycarbonyl , Haloalkinyloxycarbonyl, Haloalkylamino - 
carbonyl, Haloalkenylaminocarbonyl, Haloalkinylaminocar- 

15 bonyl, Haloalkoxycarbonylamino, Haloalkenyloxycarbonyla- 

mino, Haloalkinyloxycarbonylamino, Cyano Oder Nitro Oder 
ein der folgenden Gruppen: 



20 



25 



35 



^NH^ ^Alkyl 



fNv. ^(CH2)m-s. , 



^0-^ ^Alkyl 



30 



• o> 



o 



"(CHa)n (CH2)„— Alkyl 

"<CH2)n ^°^(CH2)„— Ar 



.C^ /NH^ Alkyl 
^NH tCH2)nr 



40 O 

II 



^C>^ ^NH>. ^Ar 



45 



n = 1, 2, 3; m = 0, 1, 2, 3 
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R«, r5 kdnnen gemeinsam eine fvinf- Oder sechsgliedrige, gesdt- 
tigte Oder ungesftttigte, aromatische Oder nicht aromati- 
sche, ggf . subst. Alkylen-, Alkenylen- oder Alkdienylen- 
kette bllden; 

5 

r8 Alkyi, Haloalkyl, Alkoxy, Oder NR'R", 

r9 Wasserstoff oder Alkyl, 

Rio Alkyl, 

10 sowie landwirtschaftlich \ibliche Salze der 4-Benzoylisothiazole 
der allgemeinen Formel 1. 

Bei der eingangs angegebenen Deflnitionen der Verbindungen I 
wurden Saramelbegrlff e verwendet, die allgemein reprisentativ fHi 
15 die £olgenden Gruppen stehen: 

Halogen 1 Fluor, Chlor, Broro und Jod; 

Xllnrls geradkettige oder verzweigte Alkylgruppen mit 1 bis 6 oder 
20 10 Kohlenstoffatomen. z.B. Ci-Ce-Alkyi wie Methyl, Ethyl, Propyl. 
l-Methylethyl, Butyl, 1-Methyl-propyl, 2-Methylpropyl . 
1,1-Dimethylethyl, Pentyl, 1-Methylbutyl, 2-Methylbutyl, 
3-Methylbutyl, 2,2-Di-inethylpropyl, 1-Ethylpropyl, Hexyl, 

1.1- Dimethylpropyl. 1, 2-Diinethylpropyl, 1-Methylpentyl, 2-Methyl- 
25 pentyl, 3-Methylpentyl. 4-Methylpentyl. 1 , 1-Dimethylbutyl , 

1.2- Dimethylbutyl, 1, 3-Dimethylbutyl, 2,2-DimethylbutYl, 

2.3- Dlmethylbutyl, 3, 3-Dimethylbutyl. l-Ethylbutyl, 2-Ethylbutyl, 
1,1,2-Trimethylpropyl. 1.2.2-Trimethylpropyl, 1-Ethyl-l-methyl- 
propyl und 1- Ethyl-2-methylpropyl; 

30 

ftlhYl l"*«'** eine Aminogruppe. welche eine geradkettige oder ver- 
zweigte Alkylgruppe mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen wie vorstehend 
genannt trSgt; 

35 r<,f|ilrYlflTi<,n"' eine Aminogruppe. welche zwei voneinander unab- 
hangige. geradkettige oder verzweigte Alkylgruppen mit jeweils 1 
bis 6 Kohlenstoffatomen wie vorstehend genannt, trSgt; 

Mh Ylr"^^"^^* geradkettige oder verzweigte Alkylgruppen mit 1 
40 bis 10 Kohlenstoffatomen, welche <iber eine Carbonylgruppe (-CO-) 
an das GerOst gebunden sind; 

ATWi«iil«r>iivl» geradkettige oder verzweigte Alkylgruppen mit 1 
bis 6 Oder 10 Kohlenstoffatomen. welche uber eine Sulf onylgruppe 
45 (-SO2-) an das Gerilst gebunden sind; 
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AllcvlBulfoxvl: geradkettige Oder verzweigte Alkylgruppen mit 
1 bis 6 Kohlenstoffatomen, welche Qber eine Sulfoxylgruppe 
(-S(=0)-) an das Geriist gebunden sind; 

5 AUcvlaminocarbonvl : Alkylaminogruppen rait 1 bis 6 Kohlenstoff- 
atomen wie vorstehend genannt, welche uber eine Carbonylgruppe 
(-CO-) an das Geriist gebunden sind; 

Dialkvlaminocarbonvl ; Di alkylaminogruppen mit jeweils 1 bis 
10 6 Kohlenstoffatomen pro Alkylrest wie vorstehend genannt, welche 
fiber eine Carbonylgruppe (-CO-) an das Geriist gebunden sind; 

ftlKYJ.flvm i^othiocarbonvl ; Alkylaminogruppen mit 1 bis 6 Kohlen- 
stoffatomen wie vorstehend genannt, welche liber eine Thiocar- 
15 bonylgruppe (-CS-) an das Geriist gebunden sind; 

Dialkvlamin QhhiocarhQnvl : Dialkylaroinogruppen rait jeweils 1 bis 
6 Kohlenstoffatomen pro Alkylrest wie vorstehend genannt, welche 
uber eine Thiocarbonylgruppe (-CS-) an das Gerust gebunden sind; 

20 

Haloalkvl; geradkettige Oder verzweigte Alkylgruppen mit 1 bis 6 
Kohlenstoffatomen, wobei in diesen Gruppen teilweise Oder voll- 
standig die Wasserstof f atome durch Halogenatome wie vorstehend 
genannt ersetzt sein konnen, z.B. Ci-C2-Halogenalkyl wie Chlor- 

25 methyl, Dichlormethyl, Trichlormethyl, Fluormethyl, Difluor- 
methyl, Trif luormethyl, Chlorf luormethyl, Dichlorf luorraethyl , 
Chlordif luormethyl, 1-Fluorethyl, 2-Fluorethyl, 2 , 2-Dif luorethyl, 
2,2,2-Trif luorethyl, 2-Chlor-2-f luorethyl, 2-Chlor-2, 2-dif luor- 
ethyl, 2, 2-Dichlor-2-f luorethyl, 2, 2, 2-Trichlorethyl und Penta- 

30 f luorethyl; 

Alkoxvs geradkettige Oder verzweigte Alkylgruppen mit 1 bis 6 
Kohlenstoffatomen wie vorstehend genannt, welche fiber ein Sauer- 
stoffatom (-0-) an das Gerfist gebunden sind, z.B. Ci-Ce-Alkoxy wie 

35 Methyloxy, Ethyloxy, Propyloxy, 1-Methylethyloxy, Butyloxy, 1-Me- 
thyl-propyloxy, 2-Methylpropyloxy, 1, 1-Dimethylethyloxy, Pentyl- 
oxy, 1-Methylbutyloxy, 2-Methylbutyloxy, 3-Methylbutyloxy, 
2,2-Di-methylpropyloxy, 1-Ethylpropyloxy, Hexyloxy, 1, 1-Dimethyl - 
propyloxy, 1, 2-Dimethylpropyloxy, 1-Methylpentyloxy, 2-Methyl- 

40 pentyloxy, 3-Methylpentyloxy, 4-Methylpentyloxy, 1, 1-Dimethyl - 
butyloxy, 1 , 2-Dimethylbutyloxy, 1 , 3-Dlraethylbutyloxy , 
2 , 2-Dimethylbutyloxy, 2 , 3-Dimethylbutyloxy, 3 , 3-Dimethylbutyloxy. 
1-Ethyl-butyloxy, 2-Ethylbutyloxy, 1, 1, 2-Trimethylpropyloxy, 
1,2,2-Triraethylpropyloxy, 1-Ethyl-l-methylpropyloxy und 

45 l-Ethyl-2-methylpropyloxy; 
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ftl lr^w^^rt^onvl, geradkettige oder verzweigte Alkylgruppen mit 
1 bis 6 Kohlenstoffatomen, welche iiber eine Oxycarbonylgruppe 
(-0C(=0)-) an das Geriist gebunden sind; 

ffAioallcoxv. geradkettige Oder verzweigte Alkylgruppen mit 1 bis 6 
Kohlenstoffatomen. wobei in diesen Gruppen teilweise Oder voll- 
standig die Wasserstof fatome durch Halogenatome wie vorstehend 
genannt ersetzt sein kdnnen. und wobei diese Gruppen <iber ein 
Sauerstoffatom an das Ger^st gebunden sind; 



10 



inwithioi geradkettige oder verzweigte Alkylgruppen mit 1 bis 
4 Oder 6 Kohlenstoffatomen wie vorstehend genannt. welche Ober 
ein Schwefelatom (-S-) an das GerOst gebunden sind, z.B. 
Ci-C6-Alkylthio wie Methylthio, Ethylthio. Propylthio. 1-Methyl- 
15 ethylthio. Butyl thio. 1-Methylpropylthio, 2-Methylpropylthio. 
1 i-Dimethylethylthio. Pentylthio. 1-Methylbutylthio. 2-Methyl- 
butylthio, 3-Methylbutylthio, 2, 2-Di-roethylpropylthio, 1-Ethyl- 
propylthio. Hexylthio. 1. 1-Dimethylpropylthio, 1, 2-Dimethyl- 
propylthio. l-Methylpentylthio, 2-Methylpentylthio. 3-Methyl- 
20 pentylthio. 4-Methylpentylthio. 1. l-Dimethylbutylthio. 

1 2-Dimethylbutylthio, 1. 3-Dimethylbutylthio. 2,2-Dimethylbutyl- 
thio. 2. 3-Dimethylbutylthio. 3. 3-Dimethylbutylthio. 1-Ethylbutyl 
thio. 2-Ethylbutylthio. 1. 1. 2-Trimethylpropylthio. 1.2.2-Tri- 
roethylpropylthio. i-Ethyl-l-methylpropylthio und 
25 l-Ethyl-2-roethylpropylthio; 

r^«lai>lkvl: monocyclische Alkylgruppen mit 3 bis 6 Kohlenstoff - 
ringgliedem. z.B. Cyclopropyl. Cyclobutyl. Cyclopentyl und 
Cyclohexyl ; 



30 



^aifiSKU geradkettige oder verzweigte Alkenylgruppen mit 2 bis 
6 Oder 10 Kohlenstoffatomen und einer Doppelbindung in einer 
beliebigen Position. z.B. Cj-Ce-Alkenyl wie Ethenyl. 1-Propenyl. 
2-Propenyl. 1-Methylethenyl. 1-Butenyl. 2-Butenyl. 3-Butenyl. 
35 l-Methyl-l-propenyl. 2-Methyl-l-propenyl. l-Methyl-2-propenyl, 

2- Methyl-2-propenyl, 1-Pentenyl. 2-Pentenyl, 3-Pentenyl, 
4-Pentenyl. l-Methyl-l-butenyl. 2-Methyl-l-butenyl. 

3- Methyl-l-butenyl, l-Methyl-2-butenyl. 2-Methyl-2-butenyl. 
3-Methyl-2-butenyl. l-Methyl-3-butenyl , 2-Methyl-3-butenyl, 

40 3-Methyl-3-butenyl. l,l-Dimethyl-2-propenyl. 

1.2-Dimethyl-l-propenyl. l,2-Dimethyl-2-propenyl. 

1- Ethyl-l-propenyl. l-Bthyl-2-propenyl. l-Hexenyl. 2-Hexenyl, 

3- Hexenyl. 4-Hexenyl. 5-Hexenyl. l-Methyl-l-pentenyl, 

2- Methyl-l-pentenyl. 3-Methyl-l-pentenyl. 4-Methyl-l-pentenyl. 
45 l-Methyl-2-pentenyl. 2-Methyl-2-pentenyl. 3-Methyl-2-pentenyl. 

4- Methyl-2-pentenyl, l-Methyl-3-pentenyl . 2-Methyl-3.pentenyl. 

3- Methyl-3-pentenyl. 4-Methyl-3-pentenyl. l-Methyl-4-pentenyl. 
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2-Methyl-4-pentenyl, 3-Methyl-4-pentenyl, 4-Methyl-4-pentenyl. 
1, l-Dimethyl-2-butenyl, 1 . l-Di-niethyl-3-butenyl, 
1 , 2-Dime thyl-l-butenyl , 1 , 2-Diinethyl-2-bu teny 1 , 
l,2-Dimethyl-3-butenyl, 1,3-Dimethyl-l-butenyl, 
5 l,3-Dimethyl-2-butenyl, 1, 3-Dlmethyl-3-butenyl, 

2.2- Dimethyl-3-butenyl, 2,3-Diinethyl-l-butenyl, 

2 . 3- Dimethyl-2-butenyl , 2 . 3-Dimethyl-3-butenyl, 
3 , 3-Dimethyl-l-butenyl , 3 , 3-Dimethyl-2-butenyl , 
1-Ethyl-l-butenyl, l-Ethyl-2-butenyl. l-Ethyl-3-butenyl, 

10 2-Ethyl-l-butenyl, 2-Ethyl-2-butenyl, 2-Ethyl-3-butenyl, 
1. 1, 2-Triinethyl-2-propenyl, 1- Ethyl-l-methyl-2-propenyl, 

1- Ethyl- 2 -methyl -1-propenyl und l-Ethyl-2-methyl-2-propenyl; 

Alkenvloxvg geradkettige Oder verzweigte Alkenylgruppen mit 2 bis 
15 6 Kohlenstof fatomen und einer Doppelbindung in einer beliebigen 
Position, welche uber ein Sauerstof f atom (-0-) an das Geriist 
gebunden sind; 

AlkftnvlthiQ bzw, Allce nvlamino: geradkettige oder verzweigte 
20 Alkenylgruppen mit 2 bis 6 Kohlenstof fatomen und einer Doppelbin- 
dung in einer beliebigen Position, welche (Alkenylthio) fiber ein 
Schwefelatom bzw, (Alkenyl amino) ein Stickstof f atom an das Gerixst 
gebunden sind. 

25 AlkenvlGarbonvl ; geradkettige Oder verzweigte Alkenylgruppen mit 
2 bis 10 Kohlenstof fatomen und einer Doppelbindung in einer 
beliebigen Position, welche iiber eine Carbonylgruppe (-CO-) an 
das Gerust gebunden sind; 

30 Alkinvli geradkettige oder verzweigte Alkinylgruppen mit 2 bis 
10 Kohlenstof fatomen und einer Dreif achbindung in einer be- 
liebigen Position, C2-C6-Alkinyl wie Ethinyl, 2-Propinyl, 

2- Butinyl, 3-Butinyl, l-Methyl-2-propinyl, 2-Pentinyl, 

3- Pentinyl, 4-Pentinyl, l-Methyl-2-butinyl, l-Methyl-3-butinyl, 
35 2-Methyl-3-butinyl, 1, l-Dimethyl-2-propinyl, l-Ethyl-2-propinyl, 

2-Hexinyl, 3-Hexinyl, 4-Hexinyl, 5-Hexinyl, l-Methyl-2-pentinyl, 

1- Methyl-3-pentinyl, l-Methyl-4-pentinyl, 2-Methyl-3-pentinyl, 

2- Methyl-4-pentinyl, 3-Methyl-4-pentinyl, 4-Methyl-2-pentinyl, 
l,l-Dimethyl-2-butinyl, 1, l-Dimethyl-3-butinyl, 1, 2-Diraethyl- 

40 3-butinyl, 2, 2-Dimethyl-3-butinyl, l-Ethyl-2-butinyl, 1-Ethyl- 

3- butinyl, 2-Ethyl-3-butinyl und l-Ethyl-l-methyl-2-propinyl; 

AlkinvlQxv bzw, Alkin vihhlQ und Alkinvlawino : geradkettige oder 
verzweigte Alkinylgruppen mit 2 bis 6 Kohlenstof fatomen und einer 
45 Dreifachbindung in einer beliebigen Position, welche (Alkinyloxy) 
viber ein Sauerstof f atom bzw. (Alkinylthlo) Ober ein Schwefelatom 
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Oder (Alkinyl amino) uber ein Stickstof fatom an das Gerilst 
gebunden sind. 

ft;);| |,vTr.arbonvli geradkettige Oder verzweigte Alkinylgruppen mit 
5 3 bis 10 Kohlenstoff atomen und einer Dreifachbindung in einer 
beliebigen Position, welche iiber eine Carbonylgruppe (-CO-) an 
das Gerust gebunden sind; 

^Y^^>^n ^^«mvi bgw. c tr/.inAiitenvlo«v. CveloalkenvlthiQ ttna CYClQ- 
10 fffitAnvlaiiiinoi monocyclische Alkenylgruppen mit 3 bis 6 Kohlen- 
stoff ringglieder n, welche direkt bzw. (Cycloalkenyloxy) iiber ein 
Sauerstoffatom Oder (Cycloalkenylthio) ein Schwefelatom oder 
Cycloalkenyl amino) uber ein Stlckstof f atom an das Geriist gebunden 
sind, z.B. cyclopropenyl. Cyclobutenyl, Cyclopentenyl oder Cyclo- 
15 hexenyl. 

^y^ioalkoxy cve l ^AitevlfchiQ und CvclQalKYlaminQt mono- 

cyclische Alkylgruppen mit 3 bis 6 Kohlenstoff ringgliedem. wel- 
che (Cycloalkyloxy) toer ein Sauerstoffatom oder (Cycloalkylthio) 
20 ein Schwefelatom oder (Cycloalkylamino) vlber ein Stickstof f atom 
an das Geriist gebunden sind, z.B. Cyclopropyl. Cyclobutyl, Cyclo- 
pentyl oder Cyclohexyl; 

rveioalkvlfiarbonvl t Cycloalkgruppen, wie vorstehend definiert, 
25 welche flber eine Carbonylgruppe (-CO-) an das Geriist gebunden 
sind; 

ryr iftaikQxvnM-bonvl t Cycloalkoxygruppen, wie vorstehend defi- 
niert, welche iiber eine Carbonylgruppe (-CO-) an das Geriist ge- 
30 bunden sind; 

&i VAnvloacvr»*T-honvl i Alkenyloxygruppen. wie vorstehend definiert, 
welche iiber eine Carbonylgruppe (-CO-) an das Geriist gebunden 
sind; 

35 

AT fctnvloxvrjtrbonvl t Alkinyloxygruppen. wie vorstehend definiert, 
welche iiber eine Carbonylgruppe (-CO-) an das Geriist gebunden 
sind; 

40 WftfAroevelvls drei- bis sechsgliedrige, gesSttigte oder partiell 
ungesattigte mono- oder polycyclische Heterocyclen. die ein bis 
drei Heteroatome ausgewShlt aus einer Gruppe bestehend aus Sauer- 
stoff, Stickstof f und Schwefel enthalten, und welche direkt iiber 
Kohlenstoff an das Geriist gebunden sind, wie z.B. 2-Tetrahydro- 

45 furanyl, Oxiranyl, 3-Tetrahydrofuranyl, 2-Tetrahydrothienyl, 
3-Tetrahydrothienyl, 2-Pyrrolidinyl. 3-Pyrrolidinyl, 3-isoxazoi- 
dinyl. 4-lsoxazolidinyl, S-Isoxazolidinyl, 3-lsothiazolidinyl. 
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4-Isothiazolidinyl, 5-Isothiazolidinyl, 3-Pyrazolidinyl, 

4- Pyra20lidinyl, 5-Pyrazolidinyl, 2-Oxazolidinyl, 4-0xa20lldinyl, 

5- Oxazolidinyl, 2 -Thiazolidinyl , 4-Thiazolidinyl, 5-Thia- 
zolidinyl, 2 -Imidazolidlnyl, 4-Imidazolidinyl, 1,2,4-Oxa- 

5 diazolidin-3-yl, l,2,4-Oxadiazolidin-5-yl, 1, 2, 4 -Thiadiazolidin- 
3-yl, l,2,4-Thiadiazolidin-5-yl, l,2,4-Tria2olidin-3-yl, 
l,3,4-Oxadiazolidin-2-yl, l,3,4-Thiadiazolidin-2-yl, 1,3,4-Tri- 
azolidin-2-yl, 2, 3 -Dihydrof ur-2 -yl, 2,3-Dihydrofur-3-yl, 
2, 3-Dihydro-fur-4-yl, 2, 3-Dihydro-fur-5-yl, 2,5-Dihydro-fur-2-yl, 

10 2,5-Dihydro-fur-3-yl, 2, 3-Dihydrothien-2-yl, 2,3-Dihydro- 
thien-3-yl, 2,3-Dlhydrothien-4-yl, 2, 3-Dihydrothien-5-yl, 
2, 5-Dihydrothien-2-yl, 2, 5-Dihydrothien-3-yl, 2.3-Dihydro- 
pyrrol-2-yl, 2, 3-Dihydropyrrol-3-yl, 2,3-Dihydropyrrol-4-yl, 
2,3-Dihydropyrrol-5-yl, 2, 5-Dihydropyrrol-2-yl, 2,5-Dihydro- 

IS pyrrol-3-yl, 2,3-Dihydroisoxazol-3-yl, 2, 3-Dihydroisoxazol-4-yl, 
2,3-Dihydroisoxazol-5-yl, 4, 5-Dihydroisoxazol-3-yl, 4, 5-Dihydro- 
isoxazol-4-yl, 4, 5-Dihydroisoxazol-5-yl. 2, 5-Dihydroisothia- 
zol-3-yl, 2, 5-Dlhydroisothiazol-4-yl, 2, 5-Dihydroisothiazol-5-yl, 
2 , 3 -Dihydroisopyrazol - 3 -yl , 2,3 -Dlhydroisopyrazol - 4 -yl , 2 , 3 -Dihy- 

20 droisopyrazol-5-yl, 4, 5 -Dihydroisopyrazol -3 -yl, 4, 5-Dihydroiso- 
pyrazol-4-yl, 4, 5 -Dihydroisopyrazol -5 -yl, 2, 5 -Dihydroisopyra- 
zol - 3 -yl , 2, 5 -Dihydroisopyrazol - 4 -yl , 2,5 -Dihydro isopyrazol - 5 -yl , 
2,3-Dihydrooxazol-3-yl, 2.3-Dihydrooxazol-4-yl, 2,3-Dihydro- 
oxazol-5-yl, 4, 5-Dihydrooxazol-3 -yl, 4, 5-Dihydrooxazol -4 -yl, 

25 4,5-Dihydrooxazol-5-yl, 2, 5-Dihydrooxazol-3-yl, 2,5-Dihydro- 
oxazol-4-yl, 2, 5-Dihydrooxazol-5-yl, 2,3-Dihydrothiazol-2-yl, 
2,3-Dihydrothiazol-4-yl, 2, 3 -Dihydrothiazol- 5-yl , 4,5-Dihydro- 
thiazol-2-yl, 4, 5-Dihydrothiazol-4-yl, 4, 5-Dihydrothia20l-5-yl, 
2,5-Dihydrothiazol-2-yl, 2,5-Dihydrothiazol-4-yl, 2, 5 -Dihydro - 

30 thiazol-S-yl, 2,3-Dihydroiinidazol-2-yl, 2,3-Dihydroimidazol-4-yl, 
2,3-Dihydroimidazol-5-yl, 4, 5-Dihydroimidazol-2-yl, 4, 5-Dihydro- 
imidazol-4-yl, 4,5-Dihydroimidazol-5-yl, 2,5-Dihydroimidazol- 
2-yl, 2,5-Dihydroiinidazol-4-yl, 2, 5-Dihydroimidazol -5-yl, 
2-Morpholinyl, 3-Morpholinyl, 2 -Piperidinyl, 3-Piperidinyl, 

35 4-Piperidinyl, 3-Tetrahydropyridazinyl, 4-Tetrahydropyridazinyl, 
2 • Te trahydropyrimidinyl , 4 -Tetrahydropyrimidinyl , 5 - Tetrahydro • 
pyrimidinyl , 2 -Tetrahydropyrazinyl , 1,3, S -Tetrahydrotriazin - 2 - yl , 
1,2,4- Tetrahydrotriazin- 3 -yl , 1 , 3 -Dihydrooxazin- 2 -yl , 
l,3-Dithian-2-yl, 2 -Tetrahydropyranyl, 1, 3-Dioxolan-2-yl, 

40 3,4,5,6-Tetrahydropyridin-2-yl, 4H-l,3-Thiazin-2-yl, 

4H • 3 , 1 -Benzothiazin- 2 - yl , 1,1 -Dioxo -2,3,4,5- tetrahydrothien - 2 -yl , 
2H-l,4-Benzothiazin-3-yl, 2H-l,4-Benzoxazin-3-yl, 1,3-Dihydro- 
oxa2in-2-yl, l,3-Dithian-2-yl, 

45 Arvl bgw, Arvloxv. Arvlthio, Ar vlcarbQiivl , Arvloxvcarbonvl . Arvl- 
aulfonvl iind Arvlaulf oxvls aroma tische mono- oder polycyclische 
Kohlenwasser s toff res te welche direkt bzw. (Aryloxy) Ober ein 
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Sauers toff atom (-0-) Oder (Arylthio) ein Schwef elatora (-S-). 
(Arylcarbonyl) fiber eine Carbonylgruppe (-CO-) , Aryloxycarbonyl 
fiber eine Oxycarbonylgruppe I-OCO-), (Arylsulfonyl) fiber eine 
Sulfonylgruppe (-SO2-) Oder Arylsulfoxyl fiber eine Sulfoxylgruppe 
5 (-SO-) an das Gerust gebunden sind. z.B. Phenyl, Naphthyl und 
Phenanthrenyl bzw. Phenyloxy, Naphthyloxy und Phenanthrenyloxy 
und die entsprechenden Carbonyl- und Sulfonylreste; 

ft TYiMttinoi aromatische mono- Oder polycyclische Kohlenwasser - 
10 stoffreste. welche fiber ein Stickstof fatom an das Gerfist gebunden 
sind. 

Hftfcarvlt aromatische mono- Oder polycyclische Reste welche neben 
Kohlenstof f ringgliedern zusitzlich ein bis vier Stickstof fatome 
15 Oder ein bis drei Stickstof fatome und ein Sauerstoff- Oder em 
Schwefelatom Oder ein Sauerstoff- Oder ein Schwefelatom enthalten 
kftnnen und welche direkt fiber Kohlenstof f an das Gerfist gebunden 
sind, z.B. 

20 - ■T-,T^^Pdr^ae ^ Hof-Arnarvi. enthflitenrl ftin bia drp1 flrlr,KBtQf£- 
a tome: 5-Ring Heteroarylgruppen . welche neben Kohlenstoff- 
atomen ein bis drei Stickstof fatome als Ringglieder enthalten 
kdnnen. z.B. 2-Pyrrolyl. 3-Pyrrolyl, 3-Pyrazolyl. 

4- Pyrazolyl, 5-Pyrazolyl, 2-lmidazolyl, 4-lmidazolyl, 
25 l,2,4-Triazol-3-yl und l,3.4-Triazol-2-yl; 

f^-yH«.rtT-4gP«i H^^t-Prnar y i onhhaltPnd Rin bia VIlT f it IcKfitOf f ' 

3^»mo ohpt- ein h1 ° '^''"^ sH rkRf of f fltomp nn<1 ftin Rr.hvfB t e l - 
^^p^ gaiiPi-Rfc n ffn*-"" "'^^r sa»erHfnff Oder p1n Snhwefe l - 

30 afomt 5-Ring Heteroarylgruppen, welche neben Kohlenstof f- 

atomen ein bis vier stickstof fatome Oder ein bis drei Stick- 
stof fatome und ein Schwefel- oder Sauerstoff atom Oder ein 
Sauerstoff- Oder Schwefelatom als Ringglieder enthalten 
kOnnen, z.B. 2-Furyl. 3-Furyl. 2-Thienyl. 3-Thienyl, 

35 2-Pyrrolyl, 3-Pyrrolyl. 3-lsoxazolyl, 4-lsoxazolyl, 

5- lsoxazolyl. 3-lsothiazolyl. 4-lsothiazolyl, 5-lsothiazolyl. 

3- Pyrazolyl, 4-Pyrazolyl, 5-Pyrazolyl. 2-0xa2olyl, 

4- Oxazolyl. 5-oxazolyl, 2-Thiazolyl, 4-Thiazoiyi. 

5- Thiazolyl, 2-Imidazolyl, 4-lmidazolyl. 1, 2. 4-Oxadiazol- 
40 3-yl, l,2,4-Oxadiazol-5-yl, 1.2.4-Thiadiazol-3-yl, 

1.2, 4-Thiadiazol-5-yl ,1,2. 4-Triazol-3-yl , 
1, 3 . 4-Oxadiazol-2-yl. 1, 3, 4-Thiadiazol-2-yl, 
1,3, 4-Triazol-2-yl ; 

45 - n^^^r^n^rMf^c^h f.r,r,pl ^ »rhes S-a11pdrAqe8 HerPrftflTYl . CTthftUmd 

c,..^^,>nff - ni1nr 5-Ring Heteroarylgruppen. 



i 
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welche neben Kohlenstof f atomen eln bis vier Stickstof f atome 
Oder ein bis drei Stickstof fatome und ein Schwef el- oder 
Sauerstof fatom oder ein Sauerstoff- oder ein Schwef elatom als 
Ringglieder enthalten kdnnen, und in welchen zwei benachbarte 
5 Kohlenstof f ringglieder oder ein Stickstoff- und ein benach- 

bartes Kohlenstof fringglied durch eine Buta-1, 3-dien- 
1, 4-diylgruppe verbrfickt sein k6nnen; 

p-qliedriaea Heter narvl . enthaltend ein bis drei bzw. ein bis 
10 vter Stickstof fatome! 6-Ring Heteroarylgruppen, welche neben 
Kohlenstof f atomen ein bis drei bzw. ein bis vier Stickstoff- 
atome als Ringglieder enthalten kdnnen, z.B. 2-Pyridinyl, 
3-Pyridinyl, 4-Pyridinyl. 3-Pyridazinyl, 4-Pyrida2inyl, 
2-Pyrimidinyl, 4-Pyrimidinyl, 5-Pyrimidinyl, 2-Pyrazinyl, 
15 l,3,5-Triazin-2-yl, 1, 2, 4-Triazin-3-yl und 

1, 2,4,5-Tetrazin-3-yl; 
J2£a2£2kQDdfinaiJ&I^^ 

bis vier g h^nkfihoffatome: 6-Ring Heteroarylgruppen in 
20 welchen zwei benachbarte Kohlenstof f ringglieder durch eine 
Buta-l,3-dien-l, 4-diylgruppe verbr^ickt sein kOnnen, z.B. 
Chinolin, Isochinolin, Chinazolin und Chinoxalin, 

bzw. die entsprechenden Oxy-, Thio-, Carbonyl- oder Sulfonyl- 
25 gruppen. 

Die Angabe ''partiell oder vollsttodig halogeniert" soil zum Aus- 
druck bringen, dafl in den derart charakterisierten Gruppen die 
Wasserstof fatome zum Teil oder vollstSndlg durch gleiche oder 
30 verschiedene Halogenatome wie vorstehend genannt ersetzt sein 
k6nnen • 

Ggf . subst. bedeutet, daB die entsprechende organische Gruppe be- 
lieblg substitulert sein kann, wobei prinzipiell alle in dieser 
35 Anmeldung aufgeftlhrten Substituenten in Frage kommen. 

Bevorzugte Substituenten sind Wasserstof f« Alkyl, Alkenyl, 
Alkinyl, Cycloalkyl, Cycloalkylalkyl, Cycloalkylalkenyl, Aryl, 
Arylalkyl, Arylalkenyl, Hydroxy, Alkoxy, Alkenyloxy, Cycloalkoxy, 

40 Cycloalkylalkoxy, Aryloxy, Arylalkoxy, Thio, Alkylthio, Alkenyl- 
thio, Cycloalkylthio, Cycloalkylalkyl thio, Arylthio, Arylalkylt- 
hio, Amino, ggf . subst. Mono- oder Dialkylamino, ggf . subst. 
Mono- Oder Diarylamino, ggf. subst. N-Alkyl-N-arylamino, wobei 
Alkyl und Aryl gleich oder verschieden sein konnen, Alkenylamino, 

45 Cycloalkylamino, Cycloalkenylamino, Sulfonyl, Alkylsulfonyl, Al- 
kenylsulfonyl, Cycloalkylsulfonyl, Cycloalkylalkylsulf onyl , Aryl- 
sulfonyl, Arylalkylsulfonyl, Sulfoxyl, Alkylsulfoxyl, Alkenylsul- 
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foxyl, Cycloalkylsulfoxyl, Cycloalkylalkylsulf oxyl, Arylsulfoxyl, 
Arylalkylsulfoxyl, Alkylcarbonyl, Alkenylcarbonyl, Cycloalkyl- 
carbonyl, Cycloalkylalkylcarbonyl, Arylcarbonyi , Arylalkylcarbo- 
nyl, Carboxyl. Alkoxycarbonyl , Alkenyloxycarbonyl , Cycloalkoxy- 
5 carbonyl, Cycloalkylalkoxycarbonyl, Aryloxycarbonyl , Arylalkoxy- 
carbonyl, Aminocarbonyl . ggf . subst. Mono- oder Dialkylamino- 
carbonyl, ggf. subst. Mono- oder Diarylaminocarbonyl , ggf. subst. 
N-Alkyl-N-arylaminocarbonyl, wobei Alkyl und Aryl gleich oder 
verschieden sein kdnnen, Alkoxyaminocarbonyl , Alkenyloxycarbony- 

10 lamino, Cycloalkoxycarbonylamino, Aryloxycarbonylamino , Arylalko- 
xycarbonylamino. Halogen, Haloalkyl, Haloalkenyl, ggf. subst. 
Mono- Oder Dialkylamino, Haloalkoxy, Haloalkenyloxy. Haloalkylt- 
hio, Haloalkenyl thio, Haloalkylamino, Haloalkeny lamino. Haloal- 
kylsulfonyl, Haloalkenylsulf onyl, Haloalkylsulfoxyl, Haloalkenyl - 

15 sulfoxyl, Haloalkylcarbonyl, Haloalkenylcarbonyl, Haloalkoxycar- 
bonyl, Haloalkenyloxycarbonyl. Haloalkylaminocarbonyl, Haloalke- 
nylaminocarbonyl , Haloalkoxycarbonylamino. Haloalkenyloxycarbony- 
lamino, Cyano oder Nitro. 

20 Besonders bevorzugte Substltuenten sind Wasserstoff , Alkyl, 

Alkenyl, Cycloalkyl, Cycloalkylalkyl, Aryl. Arylalkyl, Hydroxy. 
Alkoxy, Cycloalkoxy, Aryloxy, Thio, Alkylthio, Cycloalkyl thio, 
Aryl thio, Amino, ggf. subst. Mono- oder Dialkylamino, ggf. subst. 
Mono- Oder Diarylamino, ggf. subst. N-Alkyl-N-arylamino, wobei 

25 Alkyl und Aryl gleich oder verschieden sein konnen, Cycloalkyl - 
amino, Sulfonyl. Alky Isu If onyl, Cycloalkylsulfonyl, Arylsulfonyl, 
Sulfoxyl, Alkylsulfoxyl, Arylsulfoxyl. Alkylcarbonyl, Aryl- 
carbonyi. Carboxyl, Alkoxycarbonyl, Aryloxycarbonyl, Amino- 
carbonyl, ggf. subst. Mono- oder Dialkylaroinocarbonyl, ggf. 

30 subst. Mono- oder Diarylaminocarbonyl, ggf. subst. N-Alkyl- 

K-arylaminocarbonyl. wobei Alkyl und Aryl gleich oder verschieden 
sein k6nnen. Alkoxyaminocarbonyl. Aryloxycarbonylamino. Halogen, 
Haloalkyl, Haloalkoxy, Haloalkyl thio, Haloalkylamino, Haloalkyl- 
sulfcnyl, Haloalkylsulfoxyl, Haloalkylcarbonyl, Haloalkoxy 

35 carbonyl, Haloalkoxycarbonylamino, Cyano oder Nitro. 

Im Hinblick auf ihre biologische wirkung sind Verbindungen der 
allgemeinen Formel 1 bevorzugt, in der X Sauerstoff bedeutet. 

40 weiterhin sind Verbindungen der allgemeinen Formel 1 bevorzugt, 
in der R» Wasserstoff oder ggf. subst. Alkoxycarbonyl bedeutet. 

Bevorzugt sind auch Verbindungen der allgemeinen Formel 1, in der 
Ri wasserstoff oder Alkoxycarbonyl mit 1 bis 6 Kohlenstof f atomen, 
45 die einfach Oder roehrfach durch Fluor, Chlor oder Brom substi- 
tuiert sein kdnnen, bedeutet. 
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Besonders bevorzugt sind Verbindungen der Formel 1, in der Was 
serstoff , Methoxycarbonyl oder Ethoxycarbonyl bedeuten. 

Ferner sind Verbindungen der allgemeinen Formel 1 bevorzugt, in 
5 der R2 Alkyl mit 1 bis 6 Kohlenstof f atomen, besonders bevorzugt 
Methyl, Ethyl, Isopropyl Oder tertiSr Butyl; Oder Cycloalkyl mit 
3 bis 6 Kohlenstoffatoraen, besonders bevorzugt Cyclopropyl Oder 
1-Methylcyclopropyl; oder Phenyl, wobei dieser Rest einen Oder 
mehrere der folgenden Gruppen tragen kann: 

10 Alkyl, Alkoxy, Alkylthio, wobei diese Reste partiell oder voll- 
standlg halogeniert sein kdnnen oder Halogen, besonders bevorzugt 
3-Trif luormethylphenyl, 2,4-Dif luorphenyl; Hetaryl oder Hetero- 
cyclyl, wobei diese Reste partiell oder vollstAndig halogeniert 
sein konnen oder einen oder mehrere der folgenden Gruppen tragen 

15 kdnnen: Alkyl, Alkoxy oder Phenyl, besonders bevorzugt 1,3-Benzo- 
dioxol, 2,2-Dif luor-l,3-benzodioxol, 1, 3-Benzoxathiol, 
3,3-Dioxo-l,3-Benzoxathiol, Benzoxazol, Pyrazolyl oder Thienyl. 

Bevorzugt sind weiterhin Verbindungen der allgemeinen Formel 1, 
20 in der R^ ffir einen Rest der allgemeinen Formel 2 



30 steht, in der die Substituenten die folgende Bedeutung haben: 



25 




2 



45 



40 



35 



Z 



5- Oder 6-gliedrlge heterocyclische, gesSttigte oder 
ungesattigte Reste, enthaltend ein bis drei Heteroatome, 
ausgewdhlt aus der Gruppe Sauerstoff , Schwefel oder 
Stickstoff , der gegebenenf alls durch Halogen, Cyano, 
Nitro, eine Gruppe -CO-rb, Ci-C4-Alkyl, Ci-C4-Haloalkyl, 
C3-C8 -Cycloalkyl, Ci-C4-Alkoxy, C1-C4 -Haloalkoxy, 
Ci-C4 -Alkylthio, Ci-C4-Haloalkylthio, Di-Ci-C4- Alkyl amino, 
ggf . durch Halogen, Cyano, Nitro, Ci-C4-Alkyl oder 
Ci-C4-Haloalkyl substituiertes Phenyl oder eine Oxo- 
gruppe, die gegebenenf alls auch in der tautomeren Form 
als Hydroxygruppe vorliegen kann, substituiert ist oder 
der mit einem ankondensierten, gegebenenf alls durch Halo- 
gen, Cyano, Nitro, Ci-C4-Alkyl oder Ci-C4-Haloalkyl sub- 
stituierten Phenylring, einem ankondensierten Carbocyclus 
Oder einem ankondensierten, ggf. durch Halogen, Cyano, 
Nitro, C1-C4 -Alkyl, Di-Ci-C4-Alkylamino, Ci-C4-Alkoxy, 
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Ci-C4-Haloalkoxy. oder Ci-C4-Haloalkyl substituierten 
zweiten Heterocyclus ein bicyclisches System bildet; 

k6nnen gleich oder verschieden sein und stehen unabhangig 
voneinander fur Wasserstoff . Alkyl. Cycloalkyl, Aryl, 
Hydroxy. Alkoxy, Cycloalkoxy, Aryloxy, Thio, Alkyl thio, 
Cycloalkylthio, Arylthio, Amino, ggf. substituiertes 
Mono- Oder Dialkylamino bzw. Mono- oder Diarylamino bzw. 
N-Alkyl-N-arylamino, wobei Alkyl und Aryl gleich Oder 
verschieden sein kdnnen, Cycloalkylamino, Sulfonyl, 
Alkylsulfonyl, Cycloalkylsulf onyl , Arylsulfonyl, Sulfo- 
xyl, Alkylsulfoxyl, Cycloalkylsulf oxyl, Arylsulfoxyl, 
Alkylcarbonyl , Cycloalkylcarbonyl, Ary Icarbony 1 , 
Carboxyl. Alkoxycarbonyl , Cycloalkoxycarbonyl , Aryloxy- 
carbonyl, Aminocarbonyl , ggf. substituiertes Mono- oder 
Dialkylaminocarbonyl bzw. Mono- oder Diary laminocarbonyl 
bzw. N-Alkyl-N-arylaminocarbonyl, wobei Alkyl und Aryl 
gleich Oder verschieden sein kdnnen, Alkoxycarbonylamino , 
Cycloalkoxycarbonylamino, Aryloxycarbonylamino, Halogen, 
Haloalkyl, Haloalkoxy, Haloalkylthio, Haloalkylamino, Ha- 
loalkylsulfonyl, Haloalkylsulfoxyl, Haloalkylcarbonyl . 
Haloalkoxycarbonyl. Haloalkylamimocarbonyl , Haloalkoxy - 
carbonylaroino, Cyano oder Nitre; 



25 R*. k6nnen gemeinsam eine fxlnf- oder sechsgliedrige. gesSt- 



tigte Oder ungesSttigte, aromatische oder nicht aromati- 
sche, ggf. subst. Alkylen-, Alkenylen- oder Alkdienylen- 
kette bilden; 

C1-C4 -Alkyl, Ci-C4-Halogenalkyl. Ci-C4-Alkoxy, oder NR'R" 



Bevorzugt sind auch verbindungen der allgemeinen Formal 1, 
35 R3 fir einen Rest der allgemeinen Formel 2a 



30 r8 

R9 

Rio 



Wasserstoff oder C1-C4 -Alkyl; 
C1-C4- Alkyl; 




steht, in der Z und die Substituenten R^-R' die unter der allge 
45 meinen Formel 2 angegebene oder die folgende Bedeutung haben: 
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Z 5- Oder 6-glledrige heterocyclische, gesattigte oder 

ungesattlgte Reste, enthaltend ein bis drei Heteroatome, 
ausgewahlt aus der Gruppe Sauerstoff , Schwefel oder 
Stickstoff, der gegebenenf alls durch Halogen, Cyano, 
5 Nitro, eine Gruppe Ci-C4-Alkyl, C1-C4 -Haloalkyl, 

Ca-Ca-Cycloalkyl, Ci-C4-Alkoxy, Ci-C4-Haloalkoxy, 
Ci-C4-Alkylthio, Ci-C4-Halogenalkylthio, Di -C1-C4 -Alkyl- 
amino, ggf . durch Halogen, Cyano, Nitro, Ci-C4-Alkyl oder 
C1-C4 -Haloalkyl substituiertes Phenyl oder eine Oxo- 

10 gruppe, die gegebenenf alls auch in der tautomeren Form 

als Hydroxygruppe vorliegen kann, substituiert ist oder 
der mit einem ankondensierten, gegebenenf alls durch Halo- 
gen, Cyano, Nitro, Ci-C4-Alkyl oder C1-C4 -Haloalkyl sub- 
stituierten Phenylring, einem ankondensierten Carbocyclus 

IS Oder einem ankondensierten, ggf. durch Halogen, Cyano, 

Nitro, Ci-C4-Alkyl, Di-Ci-C4-Alkylamino, C1-C4 -Alkoxy, 
Ci-C4-Haloalkoxy, oder C1-C4 -Haloalkyl subs tituier ten 
zweiten Heterocyclus ein bicyclisches System bildet; 

20 R*-R^ konnen gleich oder verschieden sein und stehen unabhangig 
voneinander fikr Alkyl, Alkenyl, Alkinyl, Cycloalkyl, 
Cycloalkenyl, Cycloalkylalkyl, Cycloalkylalkenyl , Cyclo- 
alkylalkinyl, Aryl, Arylalkyl, Arylalkenyl, Arylalkinyl, 
Hydroxy, Alkoxy, Alkenyloxy, Alkinyloxy, Cycloalkoxy, Cy- 

25 cloalkylalkoxy, Cycloalkylalkenyloxy, Cycloalkylalkiny- 

loxy, Cycloalkenyloxy, Aryloxy, Arylalkoxy, Arylalkeny- 
loxy, Arylalkinyloxy, Thio, Alkylthio, Alkenyl thio, 
Alkinylthio, Cycloalkyl thio, Cycloalkylalkyl thio, Cyclo- 
alkylalkenyl thio, Cycloalkylalkinylthio. Cycloalkenyl t- 

30 hio, Arylthio, Arylalkyl thio, Arylalkenyl thio, Arylalki- 

nylthio, Amino, ggf. subst. Mono- oder Dialkylamino, ggf, 
subst. Mono- Oder Diarylamino, ggf. subst- N-Alkyl-N-ary- 
lamlno, wobei Alkyl und Aryl gleich oder verschieden sein 
kdnnen, Alkenylamino, Alkinylamino, Cycloalkylamino, Cy- 

35 cloalkenylamino, Sulfonyl, Alkylsulf onyl, Alkenylsulfo- 

nyl, Alkinylsulfonyl, Cycloalkylsulf onyl, Cycloalkylal- 
kylsulfonyl, Cycloalkylalkenylsulfonyl, Cycloalkylalki - 
nylsulfonyl, Arylsulf onyl, Arylalkylsulf onyl , Arylalke- 
nylsulfonyl, Arylalkinylsulfonyl, Sulfoxyl, Alkyl - 

40 sulfoxyl, Alkenylsulfoxyl, Alkinylsulf oxyl, Cycloalkyl - 

sulfoxyl, Cycloalkylalkylsulfoxyl, Cycloalkylalkenylsul- 
foxyl, Cycloalkylalkinylsulfoxyl, Arylsulf oxyl, Arylal- 
kylsulf oxyl, Arylalkenylsulfoxyl, Arylalkinylsulf oxyl, 
ggf. subst. Mono- oder Dialkylaminosulfonyl, ggf. subst. 

45 Mono- Oder Diarylaminosulfonyl, ggf - subst. N-Alkyl- 

N-arylaminosulfonyl, wobei Alkyl und Aryl gleich oder 
verschieden sein kftnnen, Alkylcarbonyl, Alkenylcarbonyl, 
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Alkinylcarbonyl, Cycloalkylcarbonyl , Cycloalkylalkylcar- 
bonyl, Cycloalkylalkenylcarbonyl , Cycloalkylalkinylcarbo- 
nyl, Arylcarbonyl, Arylalkylcarbonyl , Arylalkenylcarbo- 
nyl, Arylalkinylcarbonyl, Carboxyl, Alkoxycarbonyl , 
5 Alkenyloxycarbonyl, Alkinyloxycarbonyl , Cycloalkoxy- 

carbonyl, Cycloalkylalkoxycarbonyl , Cycloalkylalkenyloxy- 
carbonyl, Cycloalkylalkinyloxycarbonyl , Aryloxycarbonyl, 
Arylalkoxycarbonyl. Aryl alkenyloxycarbonyl, Arylalkinylo- 
xycarbonyl, Aminocarbony 1 , ggf . subst. Mono- Oder 

10 Dialkylaminocarbonyl, ggf. s\ibst. Mono- Oder Diary lamino- 

carbonyl, ggf. subst. N-Alkyl-N-arylaminocarbonyl , wobei 
Alkyl und Aryl gleich oder verschieden sein kdnnen, ggf. 
subst. Mono- Oder Dialkylcarbonylamino, ggf. subst. Mono- 
oder Diarylcarbonylamino, ggf. subst. N- Alkyl -N-arylcar- 

15 bonylainino. wobei Alkyl und Aryl gleich oder verschieden 

sein kdnnen, Alkoxyaminocarbonyl, Alkenyloxycarbonyl - 
amino, Alkinyloxycarbonylamino, Cycloalkoxycarbonylamino , 
Cycloalkylalkoxycarbonylamino , Cycloalkylalkenyloxycarbo - 
nylamino, cycloalkylalkinyloxycarbonylamino, Aryloxycar- 

20 bonylamino, Arylalkoxycarbonylarnino, Arylalkenyloxycarbo- 

nylaroino, Arylalkinyloxycarbonylamino, Halogen, Halo- 
alkyl, Haloalkenyl, Haloalkinyl, Haloalkoxy, Haloalke- 
nyloxy, Haloalkinyloxy, Haloalkylthio, Haloalkenyl thio, 
Haloalkinyl thio. Haloalkylaralno, Haloalkenylamino, Halo- 

25 alkinylamino, Haloalkylsulf onyl. Haloalkenylsulf onyl . Ha- 

loalkinylsulfonyl, Haloalkylsulf oxyl, Haloalkenylsulf o- 
xyl, Haloalkinylsulfoxyl, Haloalkylcarbonyl. Haloalkenyl - 
carbonyl, Haloalkinylcarbonyl, Haloalkoxycarbonyl, Halo- 
alkenyloxycarbonyl. Haloalkinyloxycarbonyl , Haloalkylami - 

30 nocarbonyl, Haloalkenylaminocarbonyl, Haloalkinylamino- 

carbonyl, Haloalkoxycarbonylamino, Haloalkenyloxycarbony- 
lamino, Haloalkinyloxycarbonylamino, Cyano oder Nitro. 

weiterhin bevorzugt sind Verbindungen der allgemeinen Formel 1. 
35 in der R» fur einen Rest der allgemeinen Formel 2b 




45 steht, in der Z und die Substituenten R^-R^ die unter den allge 
meinen Formeln 2 oder 2a angegebenen Bedeutungen haben. 
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Bevorzugt sind auch verbindungen der allgemeinen Formel 1/ in 
r3 far einen Rest der allgemeinen Formel 2c 



5 




steht, in der Z und die Substituenten R^-R'' die unter den allge- 
meinen Forroeln 2 oder 2a angegebenen Bedeutungen haben. 

15 Daruber hinaus sind Verbindungen der allgemeinen Formel 1 bevor 
zugt, in der R^ einen Rest der allgemeinen Formel 2, 



20 



25 



Oder einen Rest der allgemeinen Formel 2a -c 



R4 R5 



f R5 



rs 



30 




9- He H*;Q-^'' 

\f R7 R' 



2a 



2b 



2e 



35 



bedeutet. In der Z die angegebene Bedeutung hat und die 
Substituenten R* bis R' die folgende Bedeutung haben: 



R«-R» kdnnen gleich Oder verschieden sein und stehen unabhSngig 
40 voneinander fiir Wasserstoff. Ci-Ce-Alkyl, bevorzugt 

Methyl, Ethyl, Propyl, 1 -Methyl ethyl. Butyl, 2 -Methyl - 
propyl, Pentyl oder Hexyl; C2-C6 -Alkenyl , bevorzugt 
Ethenyl, 2-Propenyl. 2-Butenyl oder 3-Butenyl; 
Ca-C6-Alkinyl, Ethinyl, 2-Propinyl, 2-Butinyl Oder 
45 3-Butinyl; Cj-Ce-Cycloalkyl, bevorzugt Cyclopropyl, 

Cyclobutyl, Cyclopentyl oder Cyclohexyl, Cj-Ce-Cycloal- 
kyl-Ci-C6-alkyl, Ca-Ce-Cycloalkyl-Ca-Ce -alkenyl, Ca-Ce-Cy- 
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cloalkyl-C2-C6-alkinyl, Aryl. bevorzugt Phenyl Oder 
Naphthyl. Aryl-Ci-Ce-alkyl, Aryl-C2-C6-alkenyl. 
Aryl-Cj-Ce-alkinyl; Hydroxy. Ci-Ce-Alkoxy. bevorzugt 
Methyloxy, Ethyloxy, Propyloxy, 1 -Methylethloxy, Butyl - 
5 oxy, Pentyloxy Oder Hexyloxy. Ca-Ce-Alkenyloxy, bevorzugt 

Ethenyloxy, 2-Propenyloxy, 2-Butenyloxy Oder 3-Butenyl- 
oxy; C2-C6-Alkinyloxy, bevorzugt Ethinyloxy, 2-Propinyl- 
oxy. 2-Butinyloxy oder 3-Butinyloxy; Ca-Ce-Cycloalkoxy, 
bevorzugt Cyclopropyloxy, Cyclobutyloxy, Cyclopentylcxy 
10 Oder Cyclohexyloxy, Cj-Ce-Cycloalkyl-Ci-Cs-alkoxy. 

C3-C6-Cycloalkyl-C2-C6-alkinyloxy; Aryloxy, bevorzugt 
Phenoxy Oder Naphthyloxy, Aryl-Ci-Ce-alkoxy, 
Aryl-C2-C6-alkenyloxy, Aryl-C2-C6-alkinyloxy; Thio; 
Ci-C6-Alkylthio, bevorzugt Methylthlo, Ethylthio, Propyl - 
15 thio, 1-Methylethylthio. Butylthio, Pentylthio Oder 

Hexylthio; C2-C6-Alkenylthio, bevorzugt Ethenylthio, 
2-Propenylthio, 2-Butenylthio Oder 3-Butenylthioj 
C2-C6-Alkinylthio, bevorzugt Ethinylthio, 2-Propinyltio, 
2-Butinylthio oder 3-Butinylthio; Cs-Ce-Cycloalkylthio. 
20 bevorzugt Cyclopropylthio. Cyclobutylthio, Cyclopentyl- 

thio Oder Cyclohexylthio. Ca-Cfi-Cycloalkyl-Ci-Ce-alkyl- 
thio, C3-C6-Cycloalkyl-Cj-C6-alkenylthio. Cs-Cg-Cycloal- 
kyl-Cj-Cfi-alkinylthio; Arylthio, bevorzugt Phenylthio 
Oder Naphthyl thio, Aryl - Ci -Ce- alky 1 thio, 
25 Aryl -C2-C6-alkenyl thio, Aryl-C2-C6-alkinylthio; Amino, 

ggf . subst. Mono- oder Di-Ci-Ce-alkylamino, ggf. subst. 
Mono- Oder Diarylamino. ggf. subst. N-Ci-Ce-Alkyl-N-ary- 
lamino, wobei Alkyl und Aryl gleich oder verschieden sein 
kdnnen; Sulfonyl; Ci-Ce-Alkylsulfonyl, bevorzugt Methyl- 
30 sulfonyl, Ethylsulf onyl. Propylsulfonyl, 1-Methylethyl- 

sulfonyl, Butylsulfonyl, 2-Methylpropylsulfonyl, Pentyl- 
sulfonyl Oder Hexyl sulfonyl; Ca-Cs-Cycloalkylsulf onyl. 
bevorzugt Cyclopropylsulf onyl, Cyclobutylsulfonyl, Cycle - 
pentylsulfonyl oder Cyclohexylsulf onyl, C3-C6-Cycloal- 
ky 1 - Cx - Ce - alkylsulf onyl , C3 • Cs - Cycloalky 1 - C2 - Ce - Alkeny 1 - 
sulfonyl, C3-C6-Cycloalkyl-C2-C6-alkinylsulfonyl; Aryl- 
sulfonyl, bevorzugt Phenyl sulfonyl oder Naphthylsulf onyl, 
Aryl - Ci -Ce -alkylsulf onyl , Aryl -C2 -Ce ■ alkenylsulf onyl . 
Aryl -C2-C6-alkinylsulf onyl; Sulfoxyl und ggf. subst. 
Mono- Oder Dialkylaroinosulf onyl, ggf. subst. Mono- oder 
Diarylaminosulfonyl, ggf. subst. N-Alkyl-N-arylaminosul- 
fonyl. wobei Alkyl und Aryl gleich oder verschieden sein 
k6nnen, Ci-Ce-Alkylcarbonyl. bevorzugt Methy Icarbonyl , 
Ethylcarbonyl, Propylcarbony 1 , l-Methylethylcarbonyl, 
Bu tylcarbonyl , 2 -Methy Ipropy Icarbonyl , Penty Icarbonyl 
Oder Hexy Icarbonyl; C2-C6-Alkenylcarbonyl, bevorzugt 
Ethenylcarbonyl. 2 - Propeny Icarbonyl , 2-Butenylcarbonyl 



35 



40 



45 
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Oder 3-Butenylcarbonyl; C2-C6-Alkinylcarbonylr bevorzugt 
Ethinylcarbonyl, 2 -Propinylcarbonyl, 2-Butinylcarbonyl 
Oder 3-Butinylcarbonyl; C3-C6-Cycloalkylcarbonyl, bevor- 
zugt Cyclopropylcarbonyl, Cyclobutylcarbonyl, Cyclopen- 
5 tylcarbonyl Oder Cyclohexylcarbonyl, Ca-Cs-Cycloal- 

kyl - Ci - Ce -alkylcarbonyl , C3 - Ce -Cycloalkyl - C2 - Ce - alkenyl - 
carbonyl, C3-C6 -Cycloalkyl -C2-C6-alkinylcarbonyl; Aryl- 
carbonyl, bevorzugt Phenylcarbonyl Oder Naphthylcarbonyl, 
Aryl - Ci - C6 - alkylcarbonyl , Ary 1 - C2 - - alkeny Icarbony 1 , 

10 Aryl-C2-C6-alkinylcarbonyl; Carboxyl; Ci-Cs-Alkoxy- 

carbonyl, Methyloxycarbonyl, Ethyloxycarbonyl, Propyloxy- 
carbonyl, l-Methylethyloxycarbonyl, Butyloxycarbonyl, 
Pentyloxycarbonyl oder Hexyloxycarbonyl, C2 -Cs -Alkeny 1- 
oxycarbonyl, C2-C6-Alkinyloxycarbonyl, Ca-Ce-Cycloalkoxy- 

15 carbonyl, Cyclopropyloxycarbonyl , Cyclobutyloxycarbonyl, 

Cyclopentyloxycarbonyl oder Cyclohexyloxycarbonyl, 
C3 -Ce - Cycloalkyl -Ci - Ce - alkoxycarbonyl , C3 - Cg -Cycloal - 
kyl -C2 - Cfi -alkenyloxycarbonyl , C3 -Ce -Cycloal - 
kyl-C2-C6-alkinyloxycarbonyl; Aryloxycarbonyl, bevorzugt 

20 Phenyloxycarbonyl oder Naphthyloxycarbonyl, 

Aryl -Ci - Ce • alkoxycarbonyl , Aryl - C2 -Ce - alkenyloxycarbonyl , 
Aryl-C2-C6-alklnyloxycarbonyl; Aminocarbonyl; ggf. subst. 
Mono- Oder Di-Cx-Ce-alkylaminocarbonyl, ggf. subst. 
Mono- Oder Diarylaminocarbonyl, ggf* subst. 

25 N-Ci-Ce-Alkyl-N-arylaminocarbonyl, wobei Alkyl und Aryl 

gleich oder verschieden sein kdnnen, ggf- subst. Mono- 
Oder Dl-Ci-Cs-alkylcarbonylamino, ggf. subst. Mono- oder 
Diary Icarbony lamino, ggf. subst. N-Ci-Ce -Alkyl -N-arylcar- 
bonylaroino, wobei Alkyl und Aryl gleich Oder verschieden 

30 sein k6nnen, Ci-Ce-Alkoxyaminocarbonyl, bevorzugt Methyl - 

oxyaminocarbonyl , Ethyloxyaminocarbonyl , Propyloxyamino - 
carbonyl, i-Methylethyloxyaminocarbonyl, Butyloxyamino- 
carbony 1 , 2 - Me thy Ipr opy loxyaminocarbony 1 , Penty loxyamino - 
carbonyl oder Hexy loxyaminocarbonyl ; C2-C6-Alkenyloxycar- 

35 bonyl amino, bevorzugt Bthylenoxyaminocarbonyl, 2-Prope- 

nyl oxyaminocarbonyl , 2-Butenyloxyaroinocarbonyl Oder 3-Bu- 
tenyloxyaminocarbonyl ; Ca-Ce-Alkinyloxycarbonylamino, 
bevorzugt Ethiny loxyaminocarbonyl, 2-Propiny loxyaminocar- 
bonyl, 2 -Bu tiny loxyaminocarbonyl oder 3-Butinyloxyamino- 

40 carbonyl; Cs-Ce-Cycloalkoxy-aminocarbonyl, bevorzugt Cy- 

c lopropyloxyaminocarbonyl , Cyclobu ty loxyaminocarbonyl , 
Cyclopentyloxyaminocarbonyl oder Cyclohexy loxyaminocarbo- 
nyl, C3-C6-Cycloalkyl-Ci-C6-alkoxyarainocarbonyl, Cs-Ce-Cy- 
cloalkyl-C2-C6-alkenyloxyaminocarbonyl , Cs^Ce-Cycloal - 

45 kyl-Ci-Cs-alkinyloxyaminocarbonyl ? Aryloxyaroinocarbonyl , 

bevorzugt Pheny loxyaminocarbonyl oder Naphthyl oxyamino- 
carbonyl , Aryl-Ci-Ce-alkoxyaminocarbonylamino, 
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Aryl-C2-C6-alkenyloxyaminocarbonyl , Aryl -Ca-Ce-alkinylo- 
xyaminocarbonyl; Halogen, bevorzugt Fluor, Chlor, Brom 
Oder lod; Ci-Ce-Haloalky, bevorzugt Chlormethyl, Dichlor- 
methyl, Tri chlormethyl, Fluormethyl, Dif luormethyl, Tri- 
fluormethyl, Chlorf luormethyl, Dichlorf luorroethyl, Chlor- 
difluormethyl, 1-Pluorethyl, 2- Fluorethyl, 2,2-Difluor- 
ethyl, 2,2,2-Trifluorethyl, 2-Chlor-2-f luorethyl, 
2-Chlor-2,2-dif luorethyl, 2, 2-Dichlor-2-f luorethyl, 
2,2,2-Trichlorethyl Oder Pentaf luorethyl, C2-C6-Haloalke- 
nyl, C2-C6-Haloalkinyl; Ci-Ce-Haloalkoxy, bevorzugt Chlor- 
methyl, Dichlormethyl, Trichlormethyl, Fluormethyloxy, 
Dif luormethyloxy, Tri fluormethyloxy, Chlorf luormethyloxy, 
Dichlorfluormethyloxy, Chlordif luormethyloxy, 1-Fluor- 
ethyloxy, 2-Fluorethyloxy, 2, 2-Dif luorethyloxy, 
2,2,2 -Tri f luorethyloxy , 2-Chlor- 2 - f luore thy loxy , 
2-Chlor-2 , 2 -dif luorethyloxy, 2 , 2-Dichlor-2-f luorethyloxy , 
2,2,2--Trichlorethyloxy Oder Pentaf luorethyloxy, C2-C6-Ha- 
loalkenyloxy, C2-C6-Haloalkinyloxy; Ci-Ce-Haloalkylthio, 
bevorzugt Chlormethyl thio, Dichlormethyl thio, Trichlor- 
methylthio, Fluormethyl thio, Dif luorme thy 1 thio, Trifluor- 
methylthio, Chlorf luorme thy 1 thio, Dichlorf luorme thyl thio, 
Chlordif luorme thyl thio, 1-Pluore thyl thio, 2-Fluorethyl- 
thio, 2,2-Difluorethylthio, 2, 2, 2-Trif luorethylthio, 
2-Chlor-2-f luorethylthio, 2-Chlor-2, 2-dif luorethylthio, 
2 , 2 -Dichlor-2-f luorethyl thio, 2,2, 2-Trichlorethylthio 
Oder Pentaf luorethyl thio, Ca-Cs-Haloalkenylthio, 
Cj-Ce-Haloalkinylthio; Ci-Ce-Haloalkylamino, bevorzugt 
Chlormethyl amino, Dichlormethylamino, Trichlormethyl - 
amino, Fluormethylamino, Dif luorme thylamino, Trifluor- 
methylamino, Chlorf luorme thy lamino, Dichlorf luorme thyl • 
amino, Chlordif luorme thy lamino, 1-Fluorethylamino, 
2-Fluorethylamino, 2, 2-Dif luorethy lamino, 2,2,2-Tri- 
- f luore thy lamino, 2-Chlor-2-f luorethyl-amino, 

2-Chlor-2, 2-dif luorethylamino, 2 , 2-Dichlor-2-f luorethyl - 
amino, 2,2,2-Trichlorethylamlno Oder Pentaf luorethyl - 
amino, C2-C6-Haloalkenylamino, Ca-Cs-Haloalkinylamino, 
Qj.Ce-Haloalkylsulfonyl. bevorzugt Chlormethylsulfonyl, 
Dichlorraethylsulfonyl, Trichlorroethylsulfonyl, Fluorme- 
thylsulfonyl, Dif luormethylsulfonyl, Trif luorme thyl- 
sulfonyl, Chlorf luormethylsulfonyl, Dichlorf luormethyl- 
sulfonyl, Chlordif luormethylsulfonyl 1-Fluorethylsulfo- 
nyl, 2-Fluorethylsulfonyl, 2, 2-Di-f luorethylsulf onyl, 
2,2,2-Trifluorethylsulfonyl, 2 -Chlor-2-f luorethylsulf o- 
nyl. 2-Chlor - 2, 2-dif luore thylsulfonyl, 2,2-Di- 
chlor-2-f luorethylsulf onyl, 2, 2, 2-Trichlorethylsulf onyl 
Oder Pentaf luorethylsulf onyl, C2-C6-Haloalkenylsulfonyl, 
C2-C6-Haloalkinylsulfonyl; Ci-Ce-Haloalkylcarbonyl, bevor 
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zugt Chlormethylcarbonyl, Dichlormethylcarbonyl, Tri- 
chlorme thylcarbonyl , Fluorme thylcarbonyl , Dif luorraethyl - 
carbonyl, Tr if luorme thylcarbonyl, Chlorfluorme thylcarbo- 
nyl, Dichlorfluormethylcarbonyl, Chlordi fluorme thy Icarbo- 
5 nyl, 1-Pluorethylcarbonyl, 2-Pluorethylcarbonyl, 2,2-Di- 

f luorethylcarbonyl , 2,2, 2-Tr if luore thylcarbonyl , 
2-Chlor-2-f luor-ethylcarbonyl, 2 -Chlor-2, 2-dif luorethyl- 
carbonyl, 2, 2-Dichlor-2-fluor-ethylcarbonyl, 2-2-2-Tri- 
chlorethylcarbonyl Oder Pentaf luorethylcarbonyl, 

10 C2-C6-Haloalkenylcarbonyl , C2-C6-Haloalkinylcarbonyl; 

C^-Cg-Haloalkoxycarbonyl, bevorzugt Chlormethyloxycarbo- 
nyl, Dichlormethyloxycarbonyl, Trichlormethyloxycarbonyl, 
Fluormethyloxycarbonyl, Dif luormethyloxycarbonyl, Tri- 
f luorroethyloxycarbonyl , Chlorf luormethyloxycarbonyl , 

15 Dichlorf luormethyloxycarbonyl , Chlordi f luorme thy loxycar - 

bonyl, 1-Fluorethyloxycarbonyl, 2-Fluorethyloxycarbonyl , 
2 , 2-Dif luor-ethyloxycarbonyl , 2,2, 2-Tr if luore thy loxycar - 
bonyl, 2-Chlor-2-f luorethyl-oxycarbonyl, 2-Chlor-2,2-di- 
f luore thy loxycarbonyl, 2, 2-Dichlor-2-f luor-ethyloxycarbo- 

20 nyl, 2,2,2-Trichlorethyloxycarbonyl Oder Pentaf luor- 

ethyloxycarbonyl, C2--C6-Haloalkenyloxycarbonyl, C2-C6-Ha- 
loalkinyloxycarbonyl ; Ci-Ce-Haloalkylaminocarbonyl , 
bevorzugt Chlormethylaminocarbonyl , Di chlorme thy 1 amino- 
carbonyl, Trichlormethylaminocarbonyl, Fluorme thylamino- 

25 carbonyl, Dif luormethylaminocarbonyl, Trif luormethylaroi- 

nocarbonyl, Chlorf luorme thylaminocarbonyl, Dichlorf luor- 
methylaminocarbonyl , Chlordi fluorme thylaminocarbonyl , 

1- Fluor-ethylaminocarbonyl , 2 - Fluore thylaminocarbonyl , 
2,2-Dif luorethylamino-carbonyl, 2, 2, 2-Trif luorethylamino- 

30 carbonyl, 2-Chlor-2-f luorethylamino-carbonyl, 

2 - Chlor-2 , 2 - dif luorethylaminocarbonyl , 2,2 -Di - 
chlor-2-f luor-ethylaminocarbonyl, 2, 2, 2-Tr ichlore thylami- 
nocarbonyl Oder Pentaf luorethylaminocarbonyl, C2-C6-Halo- 
alkenylaminocarbonyl, C2-C6-Halo-alkinylaminocarbonyl ; 

35 Ci-C6-Haloalkoxycarbonylamino, Chlormethyloxyaminocarbo- 

nyl , Dichlormethyloxycarbonyl , Tr ichlorme thyloxyaminocar - 
bonyl , Fluorme thyloxyaminocarbonyl , Dif luorme thy loxyami - 
nocarbonyl, Trif luorme thyloxyaminocarbonyl , Chlorf luor- 
methyloxyaminocarbonyl , Dichlorf luorme thyloxyaminocarbo- 

40 nyl, Chlordif luormethyloxyaminocarbonyl, 1-Fluorethyl - 

oxyaminocarbonyl , 2-Pluorethyloxyaminocarbonyl , 2 , 2-Di - 
fluore thyloxyaminocarbonyl, 2, 2, 2-Trif luorethyloxyamino- 
carbonyl, 2-Chlor-2-f luore thyloxyaminocarbonyl , 
2-Chlor-2,2-dif luorethyloxyaminocarbonyl, 2, 2-'Di- 

45 chlor-2-f luore thy loxy-aminocarbonyl , 2,2, 2-Trichlorethyl - 

oxyaminocarbonyl Oder pentaf luorethyloxyaminocarbonyl, 
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C2-C6-Haloallcenyloxycarbonylamino , Ca-Cs-Haloalkinyloxy- 
carbonylamino, Cyano Oder Nitro. 

AuBerdem sind Verbindungen der allgemeinen Forrael 1 besonders 
5 bevorzugt. in der einen Rest der allgemeinen Formel 2d 




10 

2d 

15 bedeutet. wobei und R« gleich Oder verschieden sind und unab- 
hangig voneinander filr Alkyl. bevorzugt Methyl oder Ethyl, Alkyl- 
sulfonyl. bevorzugt Methylsulfonyl oder Ethylsulfonyl; Halogen, 
bevorzugt Fluor, Chlor oder Brom, Haloalkyl. bevorzugt Difluor- 
methyl. Trif luormethyl. Tetraf luorethyl oder Trichlormethyl ste- 

20 hen. 

Bevorzugt sind auch Verbindungen der allgemeinen Formel 1, in der 
r3 far einen Rest der allgemeinen Formel 2e 

25 



30 




steht und R*, Rs und R« gleich oder verschieden sind und unabhSngig 
voneinander fOr Alkyl, bevorzugt Methyl oder Ethyl, Alkoxy. 
35 bevorzugt Methoxy. Ethoxy oder Aryloxy, bevorzugt Phenoxy; Alkyl - 
Bulfonyl. bevorzugt Methylsulfonyl oder Ethylsulfonyl; Halogen, 
bevorzugt Fluor, Chlor. Brom Oder lod; Haloalkyl, bevorzugt 
Dif luormethyl, Trif luormethyl. Tetraf luorethyl oder Trichlor- 
methyl stehen. 

" Bevorzugt sind auch Verbindungen der allgemeinen ^"""^^ / ' I 
nen die Substituenten aus einer Koiribination der oben aufgefflhrten 
bevorzugten Substituenten ausgewAhlt sind. 

45 4-Benzoylisothiazole der allgemeinen Formel 1 sind 



wo 97/38996 PCT/EP97/01855 

25 

a) durch Urasetzung der Isothiazolhalogenverbindungen 3 



10 



20 



3 



in der Ri und R2 die oben beschriebene Bedeutung haben und Y 
Halogen bevorzugt Chlor. Brom Oder lod bedeutet mit elementa- 
rem Magnesium, einer magnesiumorganischen Oder einer lithium- 
organischen Verbindung und einen CarbonsSurederivat der allge- 
15 meinen Pormel 4 



Y 



O 
4 



in der die oben beschriebene Bedeutung hat und T Halogen, 
bevorzugt Chlor, Brom oder led Oder N-Alkoxy-N-alkylamino, 
25 bevorzugt N-Methoxy-N- methyl Oder Cyano bedeutet in Gegenwart 
eines inerten Ldsungsmittels in einem Tempera turbereich von 
-780C bis 111°C, bevorzugt in einem Temper aturbereich von 
-20^0 bis lll^'C (A, Alberola, F, Alonso, P. Cuadrado, M. C. 
Sanudo, Synth. Commun. 17 (1987)1207), oder 

30 

b. durch Umsetzung eines Halogenbenzols der allgemeinen Formel 



35 



in der die oben beschriebene Bedeutung hat und Y Halogen, 
bevorzugt Chlor, Brom Oder lod bedeutet mit elementarem 
40 Magnesium, einer magnesiumorganischen oder einer lithium- 

organlschen Verbindung und einem isothiazolcarbonsaurederivat 
der allgemeinen Formel 6a oder 6b, 



45 
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6a 6b 

in der X, Ri und r2 die oben beschriebene Bedeutung haben und 
10 Halogen, bevoraugt Chlor, Brom Oder lod und N-Alkoxy-N-al- 

kylamino, bevorzugt N-Methoxy-N-Methyl bedeutet in Gegenwart 
eines inerten L6sungsmittel5 in einem Temperaturbereich von 
-78°C bis lll°C , bevorzugt in einem Temperaturbereich von 
-20«»C bis lll^C zuganglich (A. Alberola, F. Alonso, P Cua- 
15 drado, M. C. Sanudo, J. Heterocyclic Chem. 25 (1988) 235) . 

Die Synthese der isothiazolhalogenverbindungen 3 erfolgt durch 
Halogenierung nach literaturbekannten Verfahren (stellvertretend: 
a. A. Alberola, F. Alonso, P. Cuadrado, M. C. Sanudo, Synth. 
20 Cornmun. 17 (1987)1207; b. Vasilevskii, Izv. A)cad. Nauk. SSSR Ser. 
Khim. (1975) 616) von Isothiazolverbindungen der allgemeinen For- 
mel 7 



R' ,CN 




30 in der Ri und R^ die oben beschriebene Bedeutung haben. 

Isothiazolverbindungen der allgemeinen Forroel 7 sind prinzipiell 
bekannt und werden entsprechend literaturbekannter Methoden darge- 
stent (stellvertretend: a. D. N McGregor. U. Corbin, J. E. swi- 
35 gor, I. C. Cheney, Tetrahedron 25 (1968) 389; b. F. Lucchesini, 
N. Picci. M. Pocci., Heterocycles 29 (1989) 97). 

Die Synthese der isothiazolcarbons&urederivate der allgemeinen For- 
mel 6b erfolgt durch Umsetzung der isothiazolhalogenverbindungen 

40 3 mit anorganischen Cyaniden, wie beispielsweise Kupfer(l)cyanid 
nach literaturbekannten verfahren (stellvertretend: A. Alberola. 
F. Alonso. P cuadrado, M. C. Sanudo. J. Heterocyclic Chem. 25 
(1988) 235) . Die entsprechenden isothiazolcarbonsaurederivate der 
allgemeinen Formel 6a kdnnen nach literaturbekannten Methoden von 

45 isothiazolcSrbonsaurederivaten der allgemeinen Formel 6b ausge- 
hend dargestellt werden. 
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Bevorzugte magnesiumorganische Verbindungen sind Alkylmagnesium- 
halogenide. wle beispielsweise Methyl- oder Ethylmagnesiumbromid 
Oder -chlorid. Als lithiumorganische Verbindungen kommen bevor- 
zugt aliphatische Lithiumverbindungen, wie Lithiumdiisopropylamid, 
5 n-Butyl- Oder sekundftr Butyllithium In Frage. 

Das organische L6sungsmittel wird in AbhSngigkeit der eingesetzten 
Edukte ausgewShlt. Im allgemeinen ist jedes inerte Ldsungsmittel 
geeignet. Bevorzugte inerte Ldsungsmittel stellen aliphatische, 
10 cyclische oder acyclische Ether, wie beispielsweise Diethylether, 
Tetrahydrofuran, Dioxan oder 1, 2-Dimethoxyethan dar. DarOber hin- 
aus finden auch inerte aromatische Ldsungsmittel, wie Benzol oder 
Toluol Verwendung. 

15 Die Edukte werden ublicherweise in st6chiometrischen Mengen mit- 
einander uragesetzt. Es kann jedoch, beispielsweise zur Steigerung 
der Ausbeute vorteilhaft sein, eines der Edukte in einem Oberschufl 
von 0.1 bis 10 mol-Equiva-lenten einzusetzen. 

20 Benzoesaurederivate der Formel 4 lassen sich folgendermafien her- 
stellen: 

Benzoylhalogenide wie beispielsweise Benzoylchloride der Formel 4 
(T = CI) werden in bekannter Weise durch Umsetzung der Benzoe- 
25 sauren der Formel 4 (T = OH) mit Thionylchlorid hergestellt. 

Die Benzoesauren der Formel 4 (T = OH) k6nnen in bekannter Weise 
durch saure Oder basische Hydrolyse aus den entsprechenden Estem 
der Formel 4 (T = Ci-C4-Alkoxy) hergestellt werden, 

30 

Die Zwischenprodukte der Formel 4 lassen sich z.B. gemSB Schema 1 
und 2 auf den im folgenden beschriebenen Wegen darstellen. 

Schema 1 

35 



40 




8 9 4 



T Ci-C4-Alkoxy, 

Y CI, Br, J, -OS(0)2CF3, -0S(O)2F 

45 Ai Sn( Ci-C4-Alkyl)3, B(0H)2, ZnHal, wobei Hal far 01 oder Br 

steht 
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Z und die substituenten R*, R^. R^ und R' wie oben defi- 

niert. 

Danach lassen sich die Arylhalogenverbindungen Oder Aryl- 
5 sulfonate 8 in bekannter Weise mit Heteroarylstannanen (Stille- 
Kupplungen), Heteroaryl-Borverbindungen (Suzuki-Kupplungen) Oder 
Heteroaryl-Zinkverbindungen (Negishi-Reaktion) v (vgi. z.b. Syn- 
thesis 1987, 51-53. synthesis 1992. 413) in Gegenwart eines 
Palladium- oder Nickel-Ubergangsmetallkatalysators und gegebenen- 
10 falls einer Base zu den neuen verbindungen der allgemeinen For- 
mel 4 umsetzen. 

Die Benzoesaurederivate der Formel 4a kdnnen auch erhalten wer- 
den, indem man entsprechende broro- oder iodsubstituierte 
15 Verbindungen der Pormel 10 

Schema 2 



20 



25 




^''•^^-^O^ CO/TOH , 

Katalysator 




Zi Z Oder CN 

T OH. Ci-C4-AlkOxy 

30 in der die Substituenten R^ R^, R« und R^ die dbengenannte Bedeu- 
tung haben. in Gegenwart eines Palladium-. Nickel-. Cobalt- oder 
Rhodium-Obergangsmetallkatalysators und einer Base mit Kohlenmon- 
oxid und Wasser unter erh6htem Druck umsetzt. 

35 Die Katalysatoren Nickel. Cobalt, Rhodium und insbesondere 
palladium kdnnen metallisch oder in Form iiblicher Salze wie in 
Form von Halogenverbindungen. z.B. PdClj. RhClj-HaO. Acetaten. 
Z.B. Pd(OAc)a. Cyaniden usw. in den bekannten "^f/^^^^^f V^^^" 
vorliegen. Perner kdnnen Metallkomplexe mit tertiSren Phosphxnen. 

40 Metallalkylcarbonyle. Metallcarbonyle. z.B. C02(CO)8. Ni(C0)4. 
Metallcarbonyl-Komplexe mit tertiAren Phosphinen. z.B 
(PPh3)2Ni(CO),. Oder mit tertiaren Phosphinen ^ 
gangsmetallsalze vorliegen. Die letztgenannte Ausf^hrungsf orm .st 

insbesondere im Fall von Palladium als ^^'^f y^^'^^'n f °BliIn;els- 
45 Dabei ist die Art der Phosphinliganden breit variabel. Beispiela 
weise lassen sie sich durch folgende Formeln wiedergeben: 
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p _ Ri3 Oder ^ P — (CH2)n — 

5 

wobei n die Zahlen 1, 2, 3 oder 4 bedeutet und die Reste bis 
Ri5 fur niedermolekulares Alkyl, z.B, Ci-Ce-Alkyi, Aryl, 
Ci-C4-Alkylaryl, z.B, Benzyl, Phenethyl oder Aryloxy stehen- Aryl 
ist z.B. Naphthyl. Anthryl und vorzugsweise gegebenenf alls sub- 

10 stituiertes Phenyl, wobei man hinsichtlich der Substituenten nur 
auf deren Inertheit gegenuber der Carboxyllerungsreaktion zu ach- 
ten hat, ansonsten k6nnen sie breit variiert werden und umfassen 
alle inerten c-organischen Reste wie Ci-Ce-Alkylreste, z.B, 
Methyl, Carboxylreste wie COOH, COOM IM ist z.B. ein Alkali-, 

15 Erdalkalimetall oder Ammoniumsalz) , oder C-organische Reste uber 
Sauerstoff gebunden wie Ci-Ce-Alkoxyreste. 

Die Herstellung der Phosphinkomplexe kann in bekannter weise, 
z.B. wie in den eingangs genannten Dokumenten beschrieben, erfol- 
20 gen. Beispielsweise geht man von ublichen kommerziell erwerbli- 
Chen Metallsalzen wie PdCl2 oder Pd{0C0CH3)2 aus und filgt das 
Phosphin z-B. P(C6H5)3, P<n-C4H9)3. PCH3(C6H5)2t 1 , 2 -Bis (diphenyl - 
phosphino)ethan hinzu. 

25 Die Menge an Phosphin, bezogen auf das Obergangsmetall, betrSgt 
ublicherweise 0 bis 20, insbesondere 0,1 bis 10 Moiaquivalente, 
besonders bevorzugt 1 bis 5 Moiaquivalente. 

Die Menge an Obergangsmetall ist nicht kritisch. Natarlich wlrd 
30 man aus Kostengrflnden eher eine geringe Menge, z.B. von 0,1 bis 
10 Mol.-%, insbesondere 1 bis 5 Mol.-%, bezogen auf den Ausgangs- 
stoff der Formel 4 verwenden. 

Zur Herstellung der Benzoesauren 4 (T = OH) fuhrt man die 
35 Umsetzung mit Kohlenmonoxid und mindestens dquimolaren Mengen 
an Wasser, bezogen auf die Ausgangsstof f e 10 durch. Der Reakti- 
onspartner Wasser kann gleichzeitig auch als Ldsungsmittel die- 
nen, d.h, die maxlmale Menge ist nlcht kritisch. 

40 Es kann aber auch je nach Art der Ausgangsstof fe und der ver- 
wendeten Katalysatoren von Vorteil sein, anstelle des Reaktions- 
partners ein anderes inertes Ldsungsmittel oder die filr die 
Carboxylierung verwendete Base als Ldsungsmittel zu verwenden. 

45 Als inerte Ldsungsmittel kommen fir Carboxylierungsreaktionen 
\ibliche Ldsungsmittel wie Kohlenwasserstoffe, z.B. Toluol, Xylol, 
Hexan, Pen tan, Cyclohexan, Ether z,B. Methyl- tert.butylether. 
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Tetrahydrofuran, Dioxan, Dimethoxyethan. substltulerte Amide 
wie Dimethylformamid. persubstituierte Harnstoffe wie 
Tetra-Ci-C4-alkylharnstoffe Oder Nitrile wie Benzonitril 
Oder Acetonitril in Betracht. 

5 

in einer bevorzugten Ausfilhrungsform des Verfahrens verwendet man 
einen der Reaktionspartner, insbesondere die Base, im OberachuB, 
so dafl kein zusStzliches lAsungsmittel erforderlich ist. 

10 Kir das Verfahren geeignete Basen sind alle inerten Basen. die 
den bei der Umsetzung f reiwerdenden Jodwasserstof f bzw. Brom- 
wasserstoff zu binden vermdgen. Beispielsweise sind hier tertiSre 
Amine wie tert. -Alkylamine, z.B. Trialkylamine wie Triethylamin, 
cyclische Amine wie N-Methylpiperidin Oder N.N' -Dimethyl - 

15 piperazin. Pyridin, Alkali- oder -hydrogencarbonate, Oder tetra- 
alkylsubstituierte Harnstof fderivate wie Tetra-Ci-Cj-alkyl- 
harnstoff. z.B- Tetramethylhamstof f , zu nennen. 

Die Menge an Base ist nicht kritisch, ublicherweise werden 1 bis 
20 10, insbesondere 1 bis 5 Mol verwendet. Bei gleichzeitiger Ver- 
wendung der Base als Losungsmittel, wird die Menge in der Kegel 
so bemessen. daS die Reaktionspartner gel6st sind. wobei man aus 
Praktikabilitatsgriinden unndtig hohe Qberschiisse vermeidet, um 
Kosten zu sparen, kleine Reaktionsgef &fle einsetzen zu kdnnen und 
25 den Reaktionspartnern maximalen Kontakt zu gewShrleisten. 

wahrend der Umsetzung wird der Kohlenmonoxiddruck so eingestellt, 
daS immer ein Oberschufl an CO. bezogen auf die Verbindung der 
Formel 10 vorliegt. Vorzugsweise liegt der Kohlenmonoxiddruck bei 
30 Raumtemperatur bei 1 bis 250 bar. insbesondere 5 bis 150 bar CO. 

Die carbonylierung wird in der Kegel bei Temperaturen von 20 bis 
250OC. insbesondere bei 30 bis ISO^C kontinuierlich oder diskonti- 
nuierlich durchgefOhrt . Bet diskontinuierlichem Betrieb wxrd 
35 zweckmafligerweise zur Auf rechterhaltung eines konstanten Druckes 
kontinuierlich Kohlenmonoxid auf das Umsetzungsgemisch aufge- 
prefit. 

Die als Ausgangsverbindungen benutzten Arylhalogenverbindungen 
40 der Formel 10 sind bekannt oder kdnnen leicht durch geeignete 
Koiribination bekannter Synthesen hergeatellt werden. 

Beispielsweise kdnnen die Halogenverbindungen 10 durch Sandmeyer- 
Reaktion aus entsprechenden Anilinen erhalten werden, die ihrer- 
45 seits durch Reduktion von geeigneten Nitroverbindungen (vgl. z.B. 
f4r verbindung 10 mit Zi = CN: Liebigs Ann. Chem. 1980. 768-778) 
synthetisiert werden. Die Arylbromide 10 kdnnen auflerdem durch 
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direkte Bromierung geeigneter Ausgangsverbindungen erhalten war- 
den (vgl. z.B. Monatsh- Chera. 99. 815-822 (1968)]. 



Schema 3 

5 




25 

14 



T Ci-C4-Alkoxy 

Y CI, Br, J. -OS(0)2CF3, -0S(0)2F 

30 Z, R*-r' wie oben definiert 

Ri6 Wasserstoff, Ci-C4-Alkyl, Ci-C4-HaloalkYl, Ca-Cs-Cyclo- 

alkyl, ggf- subst. Phenyl Oder Trimethylsilyl, 
Ri7 - wasserstoff, Ci-C4-Haloalkyl, Ca-Ce-Cycloalkyl Oder ggf . 

subst. Phenyl. 

35 

Ausgehend von den Arylhalogenverbindungen Oder Arylsulfonaten 8 
lassen slch in Gegenwart elnes Palladium- Oder Nickel-tteergangs- 
metallkatalysators und gegebenenf alls einer Base Arylmethylke- 
tone 11 nach llteraturbekannten Verfahren durch Umsetzung mit Vi- 
40 nylalkylethern und anschlieflende Hydrolyse herstellen [vgl. z.B. 
Tetrahedron Lett. 32, 1753-1756 (1991) J. 

Die ethinyl ier ten Aroma ten 12 kdnnen in bekannter Weise durch um- 
setzung von Arylhalogenverbindungen Oder Arylsulfonaten 8 mit 
45 substituierten Acetylenen in Gegenwart eines Palladium- oder Nik- 
kel-Ubergangsmetallkatalysators hergestellt werden (z.B. Hetero- 
cycles, 24, 31-32 (1986)). Derivate 12 mit Ri^= H erhSlt man 
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zweckmSBigerweise aus den Silylverbindungen 12, R«= -Si(CH3)3 
iJ.Org.Chem. 46, 2280-2286 (1981)]. 

Durch Heck-Reaktion von Arylhalogenverbindungen Oder Arylsulfona- 
5 ten 4b mit Olefinen in Gegenwart eines Palladiumkatalysators war- 
den die Arylalkene 13 erhalten (vgl. z.B. Heck, Palladium Re- 
agents in organic Synthesis, Academic Pres, London 1985 bzw. Syn- 
thesis 1993, 735-762). 

10 Die als Ausgangsverbindungen benutzten Benzoylderivate 4b sind 
bekannt {vgl. z.B. Coll. Czech. Chem. Commn. 40, 3009-3019 (1975)1 
Oder kfinnen leicht durch geeignete Kombination bekannter Synthe- 
sen hergestellt werden. 

15 Beispielsweise kdnnen die Sulfonate 4b (Y = -OS(0)2CF3. -OStOjF) 
aus den entsprechenden Phenol en, die ihrerseits bekannt sind 
(vgl. z.B. EP 195247) Oder nach bekannten Methoden hergestellt 
werden kdnnen, erhalten werden (vgl. 2.B. Synthesis 1993, 
735-762) . 

20 

Die Halogenverbindungen 4b (Y = CI, Br oder I) k6nnen beispiels- 
weise durch Sandmeyer-Reaktion aus entsprechenden Anilinen erhal- 
ten werden. 

25 



30 



35 



40 



45 




25 A S, NH Oder NOH 

T ist Ci-C4-Alkoxy und Substituenten R*-R'' wie oben definiert, 

Isophthalsaurederivate 16 kdnnen aus den Aldehyden 15 nach be- 
kannten Verfahren hergestellt werden [ s. J. March Advanced 
30 Organic Chemistry 3. Aufl., S. 629ff, Wiley-Interscience 
Publication (1985)] . 

Die Oxime 17 erhait man vorteilhaf t dadurch, daB man in bekannter 
Weise Aldehyde 15 mit Hydroxy lamin urosetzt [s. J. March Advanced 
35 Organic Chemistry 3. Aufl., S. 805-806, Wiley-Interscience 
Publication (1985)) . 

Die Urawandlung der Oxime 17 in Nitrile 18 kann ebenfalls nach be- 
kannten Verfahren erfolgen [s, J. March Advanced Organic 
40 Chemistry 3. Aufl., S. 931-932, Wiley-Interscience Publication 
(1985)] . 

Die als Ausgangsverbindungen benotigten Aldehyde 15 sind bekannt 
Oder nach bekannten Methoden herstellbar, Beispielsweise kdnnen 
45 sie gemafl Schema 5 aus den Methylverbindungen 22 synthetisiert 
werden . 
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R' R6 



23 




10 



Die Reste T und R*. R^, R^ und R'' haben die unter Schema 4 ge- 
nannte Bedeutung. Die Methylverbindungen 22 k6nnen nach allgeraein 
bekannten Methoden. beispielsweise mit N-Brorosuccinimid oder 
l,3-Dibroin-5,5-diroethylhydantoln, zu den Benzylbroraiden 23 umge- 
15 setzt werden. Die Umsetzung von Benzylbroraiden zu Benzaldehyden 
15 ist ebenfalls literaturbekannt [vgl, Synth. Commun. 22 
1967-1971 (1992)] . 

Die Vorprodukte 11 bis 18 eignen sich zum Aufbau heterocyclischer 
20 zwischenprodukte 4. 

Beispielsweise kdnnen aus den Acetophenonen 11 uber die 
halogenierte Zwischenstufe 14 5-Oxazolyl- [ vgl. z.B. J. Hetero- 
cyclic Chetn., 28. 17-28 (1991)] oder 4-Thiazolyl-derivate tvgl. 
25 z.B. Metzger. Thiazoles in; The Chemistry of Heterocyclic 
compounds, vol.34 S. 175ff (1976)] erhalten werden. 

Die Acetylene 12 bzw. die Alkene 13 eignen sich zum Aufbau von 
4-Isoxazolyl-. 5-Isoxazolyl-, 4, 5-Dihydroisoxazol-4-yl-, 4.5-Di- 
30 hydroisoxazol-5-yl-derivaten [vgl. z.B. Houben-Meyl, Methoden der 
organischen Chemie, 4. Aufl., Bd. X/3, S. 843ff (1965)]. 

Aus den BenzoesAuren 16 bzw- den daraus nach standardverfahren 
erhaitlichen SSurechloriden 19 kOnnen beispielsweise nach 
35 literaturbekannten verfahren 2-Oxazolyl-, 1, 2. 4-Oxadiazol-5-yl-. 
l,3,4-Oxadiazol-2-yl-derivate [ vgl. z.B. J. Heterocyclic Chero. . 
28, 17-28 (1991)] oder 2-Pyrrolyl-derivate [vgl. z.B. Hetero- 
cycles 26, 3141-3151 (1987)1 hergestellt werden. 

40 l,2.4-Triazol-3-yl-derivate sind aus Benzonitrilen 18 nach be- 
kannten Methoden [vgl. z.B. J. Chem. Soc. 3461-3464 (1954)1 her- 
zustellen. 

Die Benzonitrile 18 kdnnen Gber die zwischenstufe der Thioamide, 
45 Amidoxime oder Amdine 21 in 1. 2,4-Oxadiazol-3-yl- (vgl. z.B. J. 
Heterocyclic Chem. . 28. 17-28 (1991)] 2-Thiazolyl-, 4,5-Dihydro- 
thiazol-2-yl- Oder 5,6-Dihydro-4-H-1.3-thiazin-2-yl-derivate 
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[vgl. 2,B, Houben-Weyl, Methoden der organischen Checnie, 4. 
Aufl-, Bd. E5, S. 1268ff (1985)] umgewandelt werden. Aus den 
Thioamiden 21 (A=S) sind nach literaturbekannten Verf ahren auch 
l,2,4-Thiadiazol-5-yl'derivate tvgl. z.B. J.Org.Chem, 45 
5 3750-3753 (1980)] Oder 1, 3, 4-Thiadiazol-2-yl-derivate (vgl. z.B. 
J. Chem.Soc, PerJcin Trans. I 1987-1991 (1982)] erhSltlicli. 

Die Utnwandlung von Oximen 17 in S-Isoxazolyl-derivate Icann in be- 
kannter Weise iiber die Zwischenstufe der Hydroxamsaurechloride 20 
10 erfolgen [vgl. z.B. Houben-Weyl, Methoden der organischen Chemie, 
4. Aufl., Bd. X/3, S. 843£f (1965)]. 

Beispiele fur besonders bevorzugte Verbindungen der allgemeinen 
Formel 1 sind in den folgenden Tabellen zusammengestellt . Die De- 
15 finitionen der Reste gelten nicht nur in der speziellen Kombina- 
tion von Resten als besonders bevorzugt, sondern auch jeweils iso- 
liert betrachtet. 



45 
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Tabelle 1: 




24 









24.1 


a 


F 


24.2 


a 


Cl 


24.3 


a 


Br 


24.4 


CI 


CH, 


24.5 


a 


CH, 


24.6 


CI 




24.7 


Cl 


iCHt 


24.8 


01 


/iCtHg 


24.9 


Cl 




24.10 


Cl 


Ph 


24.11 


a 


OH 


24.12 


a 


OCH, 


24.13 


Cl 


OQH, 


24.14 


Cl 


0(»iCH7) 


24.15 


Cl 


0(»C,H,) 


24.16 


Cl 




24.17 


Cl 


CXiCH,) 


24.18 


Cl 


OPh 


24.19 


Cl 


SH 


24.20 


Cl 


SCHj 


24.21 


Cl 




24.22 


Cl 


S(nCH7) 


24.23 


Cl 


SOCjH,) 


24.24 


Cl 


S(ftGH,) 


24.25 


Cl 


S«C4H,) 
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OA lf\ 


CI 


SPh 


ZH.Z / 


CI 


CCI3 




CI 


CH2F 


9A 90 




CHF2 






CF» 


94 11 




CF^CHF, 


94 19 






94 11 






94 14 






94 1^ 






94 lA 






94 17 


CI 




94 1ft 


n 




94 10 


CI 


SOjPh 


94 4A 


PI 




94 41 


c\ 




94 49 




NCH^Ph 


14 41 
24.43 


PI 




AA 
1AJ¥\ 


PI 




Oil 4< 


PI 


PN 


24.46 


PI 




Oil Al 


PH 


r 

r 


OA 49 


PH. 


CI 


94 40 


PH, 


Br 


OA 

24. J U 


PH 


CHi 


24. J 1 


PH 


C.H. 


OA ^1 
24. J J 


PH 


/iCH, 




CH, 


• ^3* "7 


24.55 


CH, 


hC4H» 


24.56 


CH, 


fC4H9 


24.57 


CH, 


Ph 


24.58 


CH, 


OH 


24.59 


CH, 


OCH, 
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24.60 


CH, 


OC2H5 


24.61 


CH, 




24.62 


CH, 


(XiCjH?) 


24.63 


CH, 


0(llC4H9) 


24.64 


CH, 


0(/C«H») 


24.65 


CH, 


OPn 


24.66 


CH, 


SH 


24.67 


CH, 


SCH3 


24.68 


CH, 


SC2H5 


24.69 


CH, 


S(nCjH7) 


24.70 


CH, 


SCzCiHt) 


24.71 


CH, 


S(nC4H9) 


24.72 


CH, 


S(rC4H9) 


24.73 


CH, 


SPh 


24.74 


CH, 


CCI3 


24.75 


CH, 


CHiF 


24.76 


CH, 


CHF2 


24.77 


CH, 


CF, 


24.78 


CH, 


CTjCHF, 


24.79 


CH, 


SO3H 


24.80 


CH, 


SO2CHJ 


24.81 


CH, 


SO2C2H5 


24.82 


CH, 


f TT \ 

SOiCnCjH?) 


24.83 


CH, 


SOjOCA) 


24.84 


CH, 


y TT \ 

SOaC/iCA) 


24.85 


CH, 


t TT \ 

S02(lC4H9) 


24.86 


CH, 


SOiPh 


24.87 


CH, 


NHj 


24.88 


CH, 


NHCH, 


24.89 


CH, 


NCHjPh 


24.90 


CH, 


N(CH,), 


24.91 


CH, 


NPh, 


24.92 


CH, 


CN 
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NO* 


OA OA 


CO 


F 


OA 0^ 




CI 


OA Qf% 




Br 


OA 07 


SO,CR 


CH3 


OA Oft 






OA 00 






OA inn 












OA lfl7 






OA 10'^ 




Ph 


OA lOA 




OH 






OCHj 






OCHc 


7A 107 








on pw 




OA mo 






1 |A 

lU 






OA 111 






Oil 1 to 
Z4.1 IZ 




0x1 


OA 111 






OA 1 1 A 
Z4.1 14 






OA 1 1 ^ 
Z4. 113 


OV-^2V^n3 




OA 1 1^ 
ZH. 1 1 D 


OW2V/n3 




OA 1 1 7 
Z4. 11/ 


CO TH* 

OV^2^-^3 




OA 1 Ifi 
Z4. 1 1 o 


oC^2V/ri3 




OA 1 10 
Z4. 1 1 y 


OW2v^Jri3 






SO.CH1 


CCl, 


24.121 


SO:CH, 


CH,F 


24.122 


SOjCH, 


CHFa 


24.123 


SOjCH, 


CP, 


24.124 


SOjCH, 


CFjCHF, 


24.125 


SOaCH, 


SO,H 
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24.126 


sacH, 


SO2CH} 


24.127 


SO,CH, 


SO2C2H5 


24.128 


SOiCH, 


SOiChCiHt) 


24.129 


SOjCHj 


S0,(/CiH7) 


24.130 


SO,CH, 


S02(/lC4H9) 


24.131 


SOjCH, 


SOz(iC4H9) 


24.132 


SO,CH, 


SOiPh 


24.133 


SOiCHj 


NHi 


24.134 


SOjCHj 


XTXJ/**U 

NHLrij 


24.135 


SO,CH, 


NCHjPh 


24.136 


SOjCH, 


N(CH,), 


24.137 


SCCHj 


NPh, 


24.138 


SOiCHj 


CN 


24.139 


SOjCH, 


NO, 
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0^ 1 
Z^. 1 


CI 


F 






CI 




ri 


Br 




n 


CHj 




ri 




ZS.D 


wi 




25.7 






ZJ.O 


c\ 






C\ 




0< 1 A 
ZJiU 


c\ 


Ph 


25.1 1 


c\ 

\A 


OH 


23.12 


LI 




25.13 


CI 


OCH, 


25.14 


CI 


0(/iC,H,) 


25.15 


CI 


0(/CH,) 


25.16 


CI 


0(nC4H,) 


25.17 


CI 




25.18 


CI 


OPh 


25.19 


CI 


SH 


25.20 


CI 


SCHi 


25.21 


CI 


SCH, 


25.22 


CI 


S(«CjH,) 


2523 


CI 


S(iC^,) 


25.24 


CI 


S(nC4H,) 


25.25 


CI 


S(/C4H,) 
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25.26 


CI 


SPh 


25.27 


CI 


CClj 


25.28 


CI 


CHjF 


25.29 


CI 


^>%'W 111 

CHFi 


25.30 


CI 


CF, 


25.31 


CI 


CFjCHF: 


25.32 


CI 


SO3H 


25.33 


CI 


SO2CH3 


25.34 


CI 


SO2C2H5 


25.35 


CI 


SOiCnCjH,) 


25.36 


CI 


SOiOCH,) 


25.37 


CI 


S0i(/tC4H») 


25.38 


CI 


sOjC/ca) 


25.39 


CI 


SOjPh 


25.40 


CI 


NHj 


25.41 


CI 


NHCHj 


25.42 


CI 


NCHjPh 


25.43 


CI 


N(CH,)2 


25.44 


CI 


NPhj 


25.45 


CI 


CN 


25.46 


CI 


NO2 


25.47 


CH, 


F 


25.48 


CH, 


CI 


25.49 


CH, 


Br 


25.50 


CH, 


CH3 


25.51 


CH, 


CjHs 


25.53 


CH, 


nCjH? 


25.54 


CH, 


iC,H7 


25.55 


CH, 


/lOH) 


25.56 


CH, 


/C4H9 


25.57 


CH, 


Ph 


25.58 


CH, 


OH 


25.59 


CH, 


OCH, 
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25.60 






25.61 






25.62 






25.63 






25.64 


1^03 


CMC H ^ 


25.65 


V/1I3 




25.66 




on 


25.67 






25..68 


CHj 




25.69 






25.70 


CHj 




25.71 






25.72 






25.73 


CH3 


ci>k 


25.74 


CHj 




25.75 


CH3 




25.76 


CH3 


CHTa 


25.77 


CHj 


CF) 


25.78 


CH3 




25.79 




Cr\ Tj 

oO)rl 


25.80 


CH) 


bUiCxi) 


25.81 


CH3 


orv II 


25.82 


/-ITT 
CH3 


oUjCWC)!!?) 


25.83 


C1I3 




25.84 


CHj 




25.85 


CH3 




25.86 


CJi3 








NTT. 


25.88 


CH, 


NHCH, 


25.89 


CH, 


NCH,Ph 


25.90 


CH, 


N(CH,), 


25.91 


CH, 


NPh, 


25.92 


CH, 


CN 
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25.73 




HO, 1 


OA 

2j.V4 




F 1 

JT 1 


25.y5 




n 1 


2j.70 




Br 1 


25.y/ 




CH, 1 


25. yo 






25.99 




mP H I 


25.101) 






'^c 1 A 1 

25.101 






25.102 




iT" 1 


25.103 


en PU 


Ph 1 
1 


23.104 




OH 1 


25.105 




OTH, 1 


25.106 






25.107 






25.108 






25.109 






25.110 




1^1^.^4X19/ 1 


til 
25.111 






25.112 






25.113 






25.114 






25.115 


on r^xi 




25.116 


CO PU 




25.117 


cn /^ij 


o^„p U \ 


25.118 


cr\ nj 


o/'/p u ^ 

O^I\./4Xl9i 


25.119 


on m 


ox U 




SO^CHt 


ca, 


25.121 


SOjCH, 


CHjF 


25.122 


SOjCH, 


CHF, 


25.123 


SOiCH, 


CF, 


25.124 


SO,CH, 


CFjCHF, 


25.125 


SO>CH, 


SOiH 
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25.126 






25.127 






'^C 1 10 

25.128 




<2n /'fiP M,^ 


25.129 






25.130 






25.131 






25.132 




Cn Pli 


25.133 










NHCH, 


25.135 


SOjCH, 


NCHjPh 


25.136 


SOjCH, 


N(CH,), 


25.137 


SOjCH, 


NPh, 


25.138 


SO:CH, 


CN 


25.139 


sacH, 


NO, 
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26.1 


CI 


F 


26.2 


CI 


Cl 


26.3 


CI 


Br 


26.4 


CI 


CH, 


26.5 


CI 


CH, 


26.6 


CI 


nCMi 


26.7 


CI 


/CH7 


26.8 


CI 


11C4H9 


26.9 


CI 


1C4H9 


2610 


CI 


Ph 


26.11 


CI 


OH 


26.12 


CI 


OCH, 


26.13 


a 


OCH, 


26.14 


Cl 


0(«CiH7) 


26.15 


Cl 




26.16 


Cl 


0(«C4H,) 


26.17 


Cl 


0(tCM*) 


26.18 


Cl 


OPh 


26.19 


Cl 


SH 


26.20 


Cl 


SCH3 


26.21 


Cl 


SCH5 


26.22 


Cl 


S(iiCH7) 


26.23 


Cl 


SOCHt) 


26.24 


Cl 


S(nC4H9) 


26.25 


Cl 
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r\ 


SPh 


26.27 




ecu 


26.28 


r*\ 




26.29 






26.30 


^1 




26.31 




CF,CHF-» 


26.32 






26.33 






26.34 






26.33 


PI 




26.36 


PI 




26.37 


PI 




26.38 


PI 




2539 


PI 




26.40 


PI 




26,41 






A^ 

26.42 


CI 


1^ V.^Xl3A LI 


26.43 


^1 




26M 


CI 


rNrlll 


26.45 


cl 


PM 
CfS 


26.46 


^1 

CI 




26.47 


CHs 


P 

r 


ilO 

26.48 


Cll) 


PI 


26.49 


PU 


Rr 
01 


26.50 


Ctlj 


PH, 


26.51 


CHs 


P H 
Calls 


26.53 


Cilj 


fiP.H, 
/#\-/jn7 


26.54 


CHj 


•j^ TT 

ICjH? 


26.55 


CH3 


nC4H9 


26.56 


CHa 




26.57 


CHa 


Ph 


26.58 


CH3 


OH 


26.59 




OCHj 
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26.60 


CH, 


OCjHs 


26.61 


CH, 


CKnCjH,) 


26.62 


CH] 


ooCjHt) 


26.63 


CH, 


0(/lC4H9) 


26.64 


CH, 


i^i TT \ 


26.65 


CH, 


OPh 


26.66 


CH, 


Of T 

SH 


2.6.67 


CH, 


SCHj 


26.68 


CH, 


SC2H5 


26.69 


CH, 


S(nC3H7) 


26.70 


CH, 


SOCjH?) 


26.71 


CH, 


S(rC4H») 


26.72 


CH, 


S(/C4H,) 


26.73 


CH, 


SPh 


26.74 


CH, 


CClj 


26.75 


CH, 


CH2F 


26.76 


CH, 


CHFi 


26.77 


CH, 




26.78 


CH, 


CF2CHF2 


26.79 


CH, 


TT 

SOjH 


26.80 


CH, 


SO2CH3 


26.81 


CH, 


SOjCiHs 


26.82 


CH, 


^ TT V 

SOaC/lCjHi) 


26.83 


CH, 


r>^*v / •f^ TT \ 

SOaCiCjH,) 


26.84 


CH, 


/ TT \ 
S02(/lC4H9) 


26.85 


CH, 


S02(/C4H9) 


26.86 


CH, 


SOjPh 


26.87 


CH, 


iNri2 


26.88 


CH, 


NHCH, 


26.89 


CH, 


NCH,Ph 


26.90 


CH, 


N(CH,), 


26.91 


CH, 


NPh, 


26.92 


CH, 


CN 
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NO, 


OA OA 










CI 


OA OA 






OA 07 




PH* 


OA Oft 






OA 00 






OA inn 






OA ini 






OA in? 






OA in^ 




Ph 


OA inA 




OH 


OA IAS 






OA inA 
ZO. IvO 


<;n PH 


OP-.H. 


OA mo 

ZO. iU/ 


cn PIT 




OA infi 

ZD. 1 Uo 


on pw 


n/rP,H,^ 


OA ino 
zo.JUy 






OA 1 in 






OA 111 
ZD. Ill 


crk Pii 


OPh 


OA 110 

zo.l Iz 


CPI PH 


0X1 


OA 111 

zo.l li 


cri pw 


QPH 


OA 1 1 A 

zo.l 14 


CO PW 




OA 11^ 
Zo.l iJ 


CC\ PtI 




OA 1 1 A 
ZD.l iO 


CO PH. 




OA 110 
ZD. 11/ 


00 PM 




OA lift 
ZD.l 15 


QO PM 


Q^/P H^^ 


OA 110 
ZD.l l7 


OVy2^**3 


Ox 11 


7 A 120 




CClj 


26.121 


SOjCH, 


CHiF 


26.122 


SOjCH, 


CHF, 


26.123 


sacH, 


CF, 


26.124 


SOjCH, 


CFjCHF, 


26.125 


SOjCHj 


SO,H 
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26.126 


SOiCHj 


S02CH3 


26.127 


SO2CH3 


S02C2H$ 


26.128 


SO2CH) 


S02(nC3H7) 


26.129 


SOsCHj 


S02(iC3H7) 


26.130 


SO3CH3 


S02(/lC4H9) 


26.131 


SO2CHJ 


S02(lC4H9) 


26.132 


SO2CH3 


S02Ph 


26.133 


SOaCHj 


"VTT T 

NH2 


26.134 


S02CH3 


NHCH3 


26.135 


S02CH, 


NCHjPh 


26.136 


S02CH, 


N(CH,)2 


26.137 


S02CH, 


NPb2 


26.138 


S02CH, 


CN 


26.139 


S02CH, 


NO, 
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27.1 


CI 


F 


21.2 


CI 


Cl 


27.3 


CI 


Br 


27.4 


CI 


CH, 


27.5 


a 




27.6 


Cl 


/IC3H7 


27.7 


Cl 


iCjHt 


27.8 


Cl 


nC4H9 


27.9 


a 


rC4H9 


27.10 


a 


Ph 


27.11 


Cl 


OH 


27.12 


Cl 


OCH, 


27.13 


Cl 


OCH5 


27.14 


a 




27.15 


a 


0(iC,H,) 


27.16 


a 


0(iiC4H,) 


27.17 


a 




27.18 


a 


OPh 


27.19 


Cl 


SH 


27.20 


Cl 


SCH, 


27.21 


Cl 


SC,H, 


27.22 


Cl 


S(nC,H,) 


2723 


a 


S(iC,H7) 


2724 


a 


S(rtC4H,) 


27.25 


Cl 


S(/C.H,) 
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27.26 


a 


SPh 


27.27 


Cl 


CCl, 


27.28 


Cl 


CHjF 


27.29 


Cl 


CHFj 


27.30 


Cl 


CF, 


27.31 


Cl 


CFjCHFi 


27.32 


Cl 


SO,H 


27.33 


Cl 


SOiCH, 


27.34 


Cl 


SOiCiHj 


27.35 


Cl 




27.36 


Cl 


SOj(iC,H,) 


27.37 


Cl 


SO,(nC4H9) 


27.38 


a 




27.39 


Cl 


SOiPh 


27.40 


ci 


NHi 


27.41 


Cl 


NHCH, 


27.42 


Cl 


NCH,Ph 


27.43 


Cl 


N(CH,)2 


27.44 


Cl 


NPh, 


27.45 


Cl 


CN 


27.46 


Cl 


NO, 


27.47 


CH, 


F 


27.48 


CH, 


Cl 


27.49 


CH, 


Br 


27.50 


CH, 


CH, 


27.51 


CH, 


QH, 


27.53 


CH, 


/»C,H7 


27.54 


CH, 




27.55 


CH, 


/1C4H9 


27.56 


CH, 


/C4H9 


27.57 


CH, 


Ph 


27.58 


CH, 


OH 


27.59 


CH, 


OCH, 
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27.60 






27.61 




UvWL^3"7j 


27.62 






27.63 






27.64 






27.65 




v/JTU 


27.66 






27.67 


CH} 


0^.^113 


27.68 


CHj 




27.69 




Q/mP 14 ^ 


27.70 






27.71 


CH3 


0(111^119/ 


27.72 






27.73 


CH3 




27.74 






27.75 






27.76 


CH3 




27.77 


CH3 




27.78 


CH) 




27.79 


/-ITT 




27.80 


CHj 


cn pu 


27.81 


/-"ITT 

CHi 




27.82 


ATI 
CH3 




27.83 


CH3 


aU2V\^3"7j 


27.84 






27.85 


CH3 




27.86 


/-TTT 

CH3 


cn pfi 


27.0/ 






27.88 


CH, 


NHCH, 


27.89 


CH, 


NCHjPh 


27.90 


CH, 


N(CH,), 


27.91 


CH, 


NPh, 


27.92 


CH, 


ON 
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27.93 


CH, 


NO2 


27.94 


SOjCH, 


F 


27.95 


SOiCHs 


CI 


27.96 


SOiCHa 


Br 


27.97 


SOjCHj 


CH, 


27.98 


SO2CH, 


CjH, 


27.99 


SO2CH1 




27.100 


SOjCH, 




27.101 


SOjCHj 


nC4H9 


27.102 


SO,CH, 


lC4H» 


27.103 


SOjCH, 


Ph 


27.104 


SOjCH, 


OH 


27.105 


SO2CH} 


OCH3 


27.106 


SO1CH3 


OCiHi 


27.107 


SOiCH} 


(X/iCjHt) 


27.108 


sacH, 


CKiCjHt) 


27.109 


S02CH, 


0(nCM9) 


27.110 


SOjCH, 




27.111 


SCCH, 


OPh 


27.112 


SOjCH, 


SH 


27.113 


SOjCH, 


SCHa 


27.114 


SOjCH, 


SC2H5 


27.115 


SO,CH, 




27.116 


SOjCH, 


SOCHt) 


27.117 


SOiCH, 


S(nC4H») 


27.118 


SO,CH, 


S(<C4H») 


27.119 


SOjCH, 


SPh 


27.120 


SOjCH, 


cell 


27.121 


SOjCH, 


CHjF 


27.122 


SO,CH, 


CHF, 


27.123 


SOjCH, 


CP, 


27.124 


SCCHj 


CFjCHF, 


27.125 


1 SOiCH, 


SO,H 
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27.126 






27.127 






27.128 




CO /Mr* u \ 


27.12y 




QO./iT' ur ^ 
01/3(1^307^ 


27.13U 






27.131 






27-132 




CO 1>li 


27.133 




VTU 


Z/.134 






27.135 


SOzCHi 


NCHjPh 


27.136 


SOjCH, 


N(CH,)j 


27.137 




NPb, 


27.138 


SO,CH, 


CN 


27.139 


SOjCH, 
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Tabelle 5: 




28 









28.1 


a 


F 


28.2 


a 


Cl 


28.3 


a 


Br 


28.4 


CI 


CH, 


28.5 


a 


QH, 


28.6 


a 




28.7 


Cl 


iCOIi 


28.8 


Cl 




28.9 


a 


/C4H9 


28.10 


a 


Fh 


28.11 


Cl 


OH 


28.12 


Cl 


OCH, 


28.13 


Cl 


OC,H, 


28.14 


Cl 


0(«C^,) 


28.15 


Cl 


0(/C,H,) 


28.16 


Cl 


CKrtC^H,) 


28.17 


Cl 


o(k:,h,) 


28.18 


Cl 


OPh 


28.19 


Cl 


SH 


28.20 


Cl 


SCHi 


28.21 


Cl 


SCH, 


28.22 


a 


S(/iC,HO 


28.23 


Cl 


S(iC,H7) 


28.24 


Cl 


S(nC«H,) 


28.25 


Cl 


S(/C4H,) 
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28.26 


CI 


SPb 


28 27 


CI 


CCl, 


28 28 


CI 


CH,F 


28.29 


CI 


CHF, 


28 30 


CI 


CF, 


28 31 


CI 


CFjCHF, 


28 32 


CI 


SO,H 


28 33 


CI 


SOiCH, 


28.34 


CI 


SOjCH, 


28 35 


CI 


S0i(nC,H7) 


28.36 


CI 


SOjO'CHt) 


28 37 


CI 


SOi(nCH») 


28 38 


CI 


S0i(iC4H,) 


28 39 


CI 


SOiPb 


28 40 


CI 


NH, 


28 41 


CI 


NHCH, 


18 42 


CI 


NCHjPh 


98 43 


CI 


N(CH,)j 


28 44 


CI 


NPh, 


28 45 


CI 


CN 


28 46 


CI 


NO, 


28 47 


CHj 


F 


98 48 


CH, 


CI 


28 49 


CH, 


Br 


28.50 


CH, 


CH, 


28 51 


CH, 


C,H, 


28.53 


CH, 


nCH, 


28.54 


CH, 


iC,H7 


28.55 


CH, 


nC4H9 


28.56 


CH, 




28.57 


CH, 


Ph 
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28.58 




OH 


28.59 


CHj 


OCH, 


28.60 


CH3 


OC2H5 


28.61 


CH3 


0(nCjH7) 


28.62 


CH) 




28.63 


CHj 


0(nC4H9) 


28.64 


CHj 


o(k:uH9) 


28.65 


CHj 


OPh 


28.66 


CH3 


SH 


28.67 


CHj 


SCH, 


28.68 


CHj 


SC3H5 


28.69 


CH3 




28.70 


CHi 


SOCH?) 


28.71 


CH, 


S(nC4H») 


28.72 


CHj 


S(lC4H9) 


28.73 


CH, 


SPh 


28.74 


CH, 


CCI3 


28.75 


CH, 


CHjF 


28.76 


CH, 


CHFi 


28.77 


CH, 


CF, 


28.78 


CH, 


CF2CHF2 


28.79 


CH, 


SO,H 


28.80 


CH, 


SO2CH, 


28.81 


CH, 


^ ¥¥ 
SO2C2H5 


28.82 


CH, 


S02(/2C,H7) 


28.83 


CH, 


S02(iC,H7) 


28.84 


CHj 




28.85 


CH, 


SOidCA) 


28.86 


CH, 


SO,Ph 


28.87 


CH, 


NH, 


28.88 


CH, 


NHCH, 


28.89 


CH, 


NCHjPh 
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28.90 


CH, 


N(CH,)2 


28.91 


CH, 


NPh, 


28.92 


CH, 


CN 


28.93 


CH, 


NO, 


28.94 


SOjCH, 


F 


28.95 


SO2CH, 


CI 


28 96 


SOiCH, 


Br 


28.97 


SO,CH] 


CH, 


28 98 


SOiCHi 


C1H5 


28.99 


S02CH3 


nCiH7 


28 100 


SOjCHWa 


1C3H7 


28 101 


SOiCHj 


nCH, 


28 102 


SOiCHt 




28 103 


SO>CHi 


Ph 


28 104 


SOiCHi 


OH 


28 105 


SCXCH, 


OCH, 


28 106 


SCXCH, 


0C,H5 


28 107 


SO,CHi 


0(nC,H,) 


2R 108 


SO9CH1 


OdCjH,) 


28 109 


SOiCHi 


0(nC4H,) 


28 110 

AO. 1 1 V 


SO)CHi 




28 111 

AO* 1 A A 


SO)CHi 


OPh 


28*112 


SO,CHi 


SH 


28 113 

A»U* A 1 


SO,CH, 


SCH, 


28 114 


SOjCHi 


SCH, 


28 115 


SOiCHi 


SCrtQHr) 


28 116 

AO. ft I. V 


SO.CHn 


SdCH,) 

^» J* ^ f f 


28.117 


SOiCH, 


SCnCH,) 


28.118 


SO,CH, 


SC^C^H,) 


28.119 


SO,CH, 


SPh 


28.120 


SQiCH, 


CCl, 


28.121 


SOjCH, 


CH2F 


28.122 


SO,CH, 


CHF, 
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OQ 10< 






2o. Izo 




0\^2^Cl3 






OV/2^^^S 


OQ 1 Ofi 












2o.iiU 


on PH 




111 






2oAjZ 


on 


ov/2iru 


1 11 

Zo. 133 




l^Xx2 






NHCHi 


28.135 


SO2CH3 


NCHjPh 


28.136 


SO,CH3 


N(CH,), 


28.137 


SO2CH3 


NPh, 


28.138 


SOaCH, 


CN 


28.139 


S02CH3 


NOj 
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Tabelle 6: 



61 




29 









29.1 


a 


F 


29.2 


Cl 


Cl 


29.3 


Cl 


Br 


29.4 


Cl 


CHj 


29.5 


Cl 


C,H, 


29.6 


Cl 


wC,H7 


29.7 


Cl 


/CH, 


29.8 


Cl 


/2C4H9 


29.9 


Cl 


IC4H9 


29.10 


Cl 


Ph 


29.11 


Cl 


OH 


29.12 


Cl 


OCH, 


29.13 


Cl 


OQH, 


29.14 


Cl 




29.15 


CI 


0(iC,Ht) 


29.16 


a 


0(nC4H,) 


29.17 


Cl 


OC/CH,) 


29.18 


Cl 


OPh 


29.19 


Cl 


SH 


29.20 


a 


SCH, 


29.21 


a 


SCH, 


29.22 


a 


S(«C,H,) 


29.23 


Cl 


S(iC,H,) 


29.24 


a 


S(«C4H,) 


29.25 


CI 


S(/C4H,) 
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29.26 


CI 


oru 


29.27 


CI 


CCI3 


29.28 


Ci 


CWjr 


29.29 


CI 


CJtlTi 


29.30 


CI 


Crj 


29.31 


CI 




29.32 


CI 




29.33 


Ci 


oUiCrls 


29,34 


CI 


0U2C2XIS 


29.35 


Cl 


bU2(nC3rl7) 


29.36 


Cl 




29.37 


Cl 




29.38 


Cl 




29.39 


CI 




29.40 


Cl 


xrci 


29.41 


Cl 


NHCrlj 


29.42 


Cl 


NCHjPn 


29.43 


Cl 


N(CH3)2 


29.44 


CI 




29.45 


Cl 


CN 


29.46 


Cl 




29.47 


CHj 


F 


29.48 


CH3 


Cl 


29.49 


CHj 




29.50 


CH| 


CHj 


29.51 


CH3 


C3H5 


29.53 


CH3 


/2C3XI'} 






IV.^3X:i.7 


29.55 


CH, 


/IC4HJ 


29.56 


CH, 


/C4H9 


29.57 


CH, 


Pb 


29.58 


CH, 


OH 


29.59 


CH, 


OCH, 



wo 97/38996 



PCT/EP97/01855 



63 











v^rij 


OC2H5 










PH 






PH, 




OO /C^ 


PW 












PW 


SH 




PH 


SCH, 


29.DO 


PW 


^P,H. 


oo icn 


PW 


SCwCH,^ 

u^fi\./3n7y 




PW 




29.71 


r'W 




on oo 


PW 




on 


PW 


SPh 


29.74 




PPK 


OA OC 

29.75 




PH F 


OA TiC 

29.70 


PW 


PHF, 


OA OO 

29.77 




PF 


29.78 


UI3 


PP PHP 


^A 

29.79 




W 


29.80 






29.81 




P*W- 


OA OO 

29.82 






OA 01 

29.83 


r*w 


CO (iC H,^ 


OA Oyl 

29.84 


r'W 




OA OC 

29.85 


r"w 




29.86 






zy.o / 


PH, 


NH, 


29.88 


CH, 


NHCH, 


29.89 


CH, 


NCHjPh 


29.90 


CH, 


N(CH,), 


29.91 


CH, 


NPh, 


29.92 


CH, 


CN 
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NO, 


OO OA 




F 


00 OS 




CI 


00 0/^ 




Br 


00 07 




CHi 
A3 


OQ Oft 






OO 00 






00 lAH 




IC1H1 


00 1f>1 






1 no 






OO 1A1 




Ph 

X LI 


OO 1AA 




OH 


2y . IU3 




OPH, 


zy.iuo 






OA 1 AT 

29.107 






29.IO0 






OA 1 AA 

29.109 






OA 1 1 A 

29.110 


cn m 




OA 111 

29.111 


on PH 


OPh 


OA 110 

29.112 


cn 04 


SH 


OA 111 

29.113 


cn PH 


SCH, 


on 1 1 yl 
29.114 


cn PH 


sr,H. 

ij\.<'2^S 


'^A tic 
29.10 


cn pu 




OA 1 1 A 
29.1 10 


PH 




OA 110 

29. 11/ 


cn PH 




OA 1 1 Q 

29. Ho 


cn^pp 




OA 1 IQ 

29.1 19 


cn.PH 


SPh 


OA 1 OA 

29.120 


cn PH 
dU2 1.^x13 


ecu 


00 101 


cn,PH, 


CH,F 


29.122 


SOiCH, 


CHF, 


29.123 


SOjCH, 


CF, 


29.124 


SOjCH, 


CFjCHFj 


29.125 


SQiCH, 


SO,H 
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29.126 


SOjCHj 


SOjCHj 


29 127 


SOiCH, 


SOjCiHs 


29.128 


SOiCH, 


S02(nC,H7) 


29.129 


SOjCH, 


sOjCich,) 

£ 'X 


29.130 


SOjCHj 


SCf/iCA) 


29.131 


SOjCH, 


SOi(/C,H,) 


29.132 


SOjCH, 


SO,Ph 


29.133 


SQjCH] 


NHi 


29.134 


SO2CH, 


NHCH, 


29.135 


SO,CH, 


NCHjPh 


29.136 


SOiCH, 


N(CH,), 


29.137 


SO,CH, 


NPh, 


29.138 


SOjCHi 


CN 


29.139 


SOiCH, 


NO, 
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Tabelle 7: 










30.1 


Cl 


F 


30.2 


CI 


Cl 


30.3 


Cl 


Br 


30.4 


Cl 


CH, 


30.5 


Cl 


C,H, 


30.6 


Cl 


/iCHt 


30.7 


Cl 


iC,H7 


30.8 


Cl 


nC4H, 


30 9 


Cl 




30.10 


a 


Fb 


30.11 


Cl 


OH 


30.12 


Cl 


OCH, 


30.13 


Cl 


OQH, 


30.14 


Cl 


CKuCjft) 


30.15 


Cl 


0(/C,H,) 


30.16 


Cl 


CHnCH,) 


30.17 


Cl 


0(/C.H,) 


30.18 


Cl 


OPh 


30.19 


Cl 


SH 


30.20 


Cl 


SCH, 


30.21 


Cl 


SC,H, 


30.22 


a 


S(iiCai7) 


30.23 


Cl 


SOCOIO 


30.24 


Cl 


S(nCH,) 


30.25 


Cl 


SdCA) 
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CI 


SPh 




CI 


CCl, 




CI 


CH»F 




ri 


CHF, 




Cl 


CFt 




Cl 


CF,CHF7 


10 12 


Cl 


SO»H 


10 11 


Cl 


SO,CH, 


10 14 


Cl 


SO,C,H< 


10 IS 


Cl 


SCXfftCtH?) 


10 16 


Cl 




10 57 


Cl 


SCXfitCiHo) 


10 IR 


Cl 


SO^ffCJU 


10 10 


Cl 


SO^Ph 


in 4ft 


n 


l^A A2 




ri 


NHCHi 




c\ 






^1 




lA A4 












lA AA 




NO, 


10 47 


rw 




10 4ft 




n 


10 40 


CH 


Br 


10 SO 




CH, 


in <i 






10 SI 


CH, 


HW3A.1.7 


1ft <A 




11^3X17 


30.55 


CH, 


I1C4H9 


30.56 


CHj 


(C4H9 


30.57 


CH, 


Ph 


30.58 


CH, 


OH 


30.59 


CH, 


OCH, 
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30.60 


CHj 




30.61 


CHj 


UV/iCjH?; 


30.62 


CHa 




30.63 


CHj 




30.64 






30.65 


CHj 


Urb 


30.66 


CHj 


SH 


30.67 


CHj 


SCHj 


30.68 


CHj 


SC2H5 


30.69 


CHj 


SCrCjHt) 


30.70 


CHj 


SOCjH?) 


30.71 


CHj 




30.72 


CHa 


S(rC4n9) 


30.73 


CHj 


SPn 


30.74 


CHi 


CC13 


30.75 


CHj 


/-IT T T? 

CHjF 


30.76 


CHj 


CHF2 


30.77 


CHj 


CFj 


30.78 


CHj 


CFjCHFi 


30.79 


CHj 


0/\ TJ 


30.80 


CHj 


SQiUij 


30.81 


CHj 


0/% TT 


30.82 


CHj 


oUatWUjrl?; 


30.83 


CHj 


bUiOCjIiij 


30.84 


CH, 


S02(nC4H») 


30.85 


CH, 


S0i(K:4H,) 


30.86 


CH, 


SOjPh 


30.87 


CH, 


NH, 


30.88 


CH, 


NHCH, 


30.89 


CH, 


NCHjPh 
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30.90 


CH, 


N(CH,)a 


30.91 


CH, 


NPh, 


30.92 


CH, 


CN 


30.93 


CH, 


NO, 


30.94 


SOjCH, 


F 


30.95 


SOiCH, 


CI 


30.96 


SO,CH, 


Br 


30.97 


SO2CH, 


CH, 


30.98 


SOiCH, 


QH, 


30.99 


SOjCH, 


nCiH, 


30.100 


sacH, 


iC,Ht 


30.101 


SOiCH, 


nC4H9 


30.102 


SOjCH, 




30.103 


SO2CH, 


Pb 


30.104 


SO2CH, 


OH 


30.105 


SOjCH, 


OCR, 


30.106 


sacH, 


OC2H, 


30.107 


SOjCH, 


0(»C,H7) 


30.108 


SOjCH, 


OOCH,) 


30.109 


SOjCHj 




30.110 


SOjCHj 


0(tC,lh) 


30.111 


SOiCH, 


OPh 


30.112 


SO2CH1 


SH 


30.113 


SOiCH, 


SCH, 


30.114 


SO,CH, 


SCH, 


30.115 


SO2CH, 


S(/tCHO 


30.116 


SOjCH, 


S(/C,H7) 


30.117 


SOjCH, 


S(i?C4H,) 


30.118 


SOjCH, 


S(tCM>) 


30.119 


SO,CH, 


SPh 


30.120 


SO,CH, 


CCl, 


30.121 


SO2CH, 


CH,F 


30.122 


SOjCH, 


CHF, 
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'^0 123 


SO,CH. 




30 124 


SO?CH, 


CFjCHFa 


30 125 


SCXCHi 


SO3H 


30 12A 


SOiCHi 


SO^CHt 

h# A] 


30 127 


SO^CHx 


SO,C«H< 


30 128 


SO^CHt 


SOififGH?) 


30 120 


SO«CH% 




30 130 


SO>CHi 


>i^A A^y 


30 131 


SOiCH) 




30 132 


SO>CHi 


SOjPh 


30 133 




NHi 


30.134 


SOiCH, 


NHCHi 


30.135 


SOjCH, 


NCHjPh 


30.136 


SOjCH, 


N(CH3): 


30.137 


SOiCH, 


NPh, 


30.138 


SOiCHi 


CN 


30.139 


SOjCH, 


NO, 
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31.1 


CI 


F 


31.2 


CI 


Cl 


31.3 


CI 


Br 


31.4 


CI 


CH, 


31.5 


CI 


QH, 


31.6 


CI 


nCH, 


31.7 


CI 


fCjH, 


31.8 


CI 


/IC4H9 


31,9 


CI 


/C4H9 


31.10 


CI 


Ph 


31.11 


CI 


OH 




CI 


OCH, 


31.13 


Ci 


OQH, 


31.14 


a 


CXnCH,) 


31.15 


Cl 


0(iCH,) 


31.16 


Cl 


OCiiGH,) 


31.17 


Cl 


0(iCH,) 


31.18 


a 


OPb 


31.19 


Cl 


SH 


31.20 


Cl 


SCH, 


31.21 


Cl 


SQH, 


31.22 


Cl 


S(nC,H,) 


31.23 


Cl 


S(iC,H,) 


31.24 


Cl 




31.25 


Cl 
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J 1 .^vF 


CI 


SPh 


'^1 97 
J i «x f 


ri 


CCii 




CI 


CRF 




CI 


CHF, 


11 in 


CI 


CF» 


11 11 


CI 


CF,CHF, 


11 19 


CI 


SO^H 


11 11 


CI 




11 14 


CI 




11 IS 


CI 






CI 




'^1 17 


ri 




^1 IR 

J 1 .JO 


n 




11 lO 








1^1 




31.41 


Ci 


"MHPH 


31.42 




ISJPH Pli 


01 ill 
31.43 




WPH.\. 


oi iiii 
31.44 


PI 


lNIrU2 


11 

31.43 


PI 


PN 




PI 


NO, 


11 /IT 
J 1.4/ 


PH 




11 AfZ 


PH. 


CI 


11 AQ 


PH 




11 <A 


PH 


PH, 

^M^XX3 


11 <1 


PH 


P.H. 


11 <1 


PH 




11 Sd 

3 1 .3H 


CH, 


/C1H7 


31.55 


CH, 




31.56 


CHj 


/C4H9 


31.57 


CHj 


Ph 


31.58 


CHj 


OH 


31.59 


CH, 


OCH, 
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31.60 


CH, 


OC,H, 


31.61 


CH, 




31.62 


CH, 


0(/C,H,) 


31.63 


CH, 




31.64 


CH, 


0(/C.H,) 


31.65 


CH, 


OPh 


31.66 


CH, 


SH 


31.67 


CH, 


SCH, 


31.68 


CH, 


SCjHs 


31.69 


CH, 


S(nC,H,) 


31.70 


CH, 


S(iC,H,) 


31.71 


CH, 


S(nC4H,) 


31.72 


CH, 


S(/C4H,) 


31.73 


CH, 


SPh 


31.74 


CH, 


CCl, 


31.75 


COt 


CHjF 


31.76 


CH, 


CHF, 


31.77 


CH, 


CF, 


31.78 


CH, 


CFiCHFi 


31.79 


CH, 


SO,H 


31.80 


CH, 


SOiCH, 


31.81 


CH, 


sOjCh, 


31.82 


CH, 


SO,(«C,H,) 


31.83 


CH, 


SO,(iC,H,) 


31.84 


CH, 


SO,(/iC4H,) 


31.85 


CH, 


SOiCfCOl,) 


31.86 


CH, 


SOaPh 


31.87 


CH, 


NH, 


31.88 


CH, 


NHCH, 


31.89 


CH, 


NCH,Ph 


31.90 


CH, 


N(CH,), 


31.91 


CH, 


NPhi 


31.92 


CH, 


CN 
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NO, 

v/2 


ai Oil 




r 














1 1 OTF 




v-'I*3 


1 1 OQ 












O 1 1 AA 

31.1UV 




1^3X17 


1 1 AI 

31.101 






31.1U2 






111 Al 

31.103 




Ph 


31.104 




v/n 


11 1 AC 

31.105 




new. 


11 1 Ai^ 

31.106 




op 0. 


31.107 






1 t t AO 

31.108 






31.109 






31.110 


CO /"TJ 




11 111 
31.111 


CO /^ll 




31.112 


CO m 


QH 


11 

31.113 






11 1 1 >i 
31.114 


00 r'U 


QP W- 


11 lie 

31.113 


CO r^u 


a^fl\-^ll7^ 


11 

31.116 


CO nti 


C//P U \ 
0^^11^3X17^ 


11 1 1 
31.117 


CO r^u 




31.118 


CO i^XJ 




31.119 


CO /^ll 






co,rH, 

OVy2v-'I*j 


CCI3 


31.121 


sacH, 


CH2F 


31.122 


SOjCH, 


CHF2 


31.123 


SOjCH, 


CF3 


31.124 


SOiCH, 


CF2CHF2 


31.125 


SO,CH, 


SO,H 
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31.126 


SOiCHj 


SO2CH, 


31.127 


sacHj 


SOjCH, 


31.128 


SOjCHj 


SO,(nC,H,) 


31.129 


SOiCHj 




31.130 


SOjCH, 


SO,(nQH,) 


31.131 


SOjCH, 


S0,(lC4H,) 


31.132 


SOjCMj 


SOjPh 


31.133 


SOiCHj 


NHi 


31.134 


SO,CH, 


NHCH, 


31.135 


SOjCH, 


NCHjPh 


31.136 


SOjCH, 


N(CH,), 


31.137 


SO2CH, 


NPh, 


31.138 


SO2CH, 


CN 


31.139 


sacH, 


NO, 
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s 



32 









32.1 


a 


F 


32.2 


a 


Cl 


32.3 


Cl 


Br 


32.4 


Cl 


CH, 


32.5 


Cl 


C,H, 


32.6 


Cl 


uCJl, 


32.7 


Cl 


iC,H7 


32.8 


Cl 




32.9 


Cl 




3210 


Cl 


Ph 


32.11 


Cl 


OH 


32.12 


Cl 


OCH, 


32.13 


CI 


CX:iH5 


32.14 


Cl 


0(«C,H,) 


32.15 


Cl 


CKiCMi) 


32.16 


Cl 


0(nC4H,) 


32.17 


Cl 


0(lC4H,) 


32.18 


Cl 


OPh 


32.19 


Cl 


SH 


32.20 


Cl 


SCH, 


32.21 


Cl 


SCH, 


32.22 


a 


S(nC3H7) 


32.23 


Cl 


SOCHt) 


32.24 


Cl 


SCnCH,) 


32.25 


Cl 
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CI 


SPh 




CI 


CCK 




Cl 






ri 






Cl 


CF. 




Cl 






ri 




xy x\ 


Cl 




xy 14 


Cl 




XI IS 


Cl 




xy \fk 


Cl 






Cl 




17 IR 


Cl 




17 10 


CI 




17 


CI 




17 At 


Cl 






Cl 








WCW V 






IN*U2 




Cl 


CM 


17 


Cl 




17 ATI 


cw 


T 




cw 


Cl 


17 AO 


cw 


01 


17 


cw 


CW 


CI 

32.51 






32.53 


CH3 


flC}H7 


32.54 


CH3 


/C,H, 


32.55 


CH3 


IIC4H9 


32.56 


CH3 


/C4H9 


32.57 


CH3 


Ph 
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OH 






OCHt 


10 Art 






10 ^1 






10 AO 






10 A1 






10 






10 « 










on 






0\^xl3 


JZ.OO 




^r,H. 








10 Of\ 






iz./l 






M.I I 






32.73 




or U 


32.74 












32. /D 






32./ / 






32. /o 






32.7y 




^ri*H 


32.oU 




so,rH, 

k3Vy2\-.'ii.3 


10 Ql 

32.0 1 






32.o2 






1*^ Q1 

32.c3 






10 5L1 






32.85 


CH, 


S0j(/C4H,) 


32.86 


CH, 


SOjPh 


32.87 


CH, 


NHa 


32.88 


CH, 


NHCH, 


32.89 


CH, 


NCHjPh 
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CHj 


NPhj 




CHj 


CN 


^2 95 


CH3 


NO2 




SO,CH, 


F 






CI 


52 OA 




Br 


52 07 




CHi 


52 OR 






52 00 






52 mo 






52 101 






52 102 


SO»CHt 




52 105 


SO.CH, 


Pb 


52 104 




OH 

VAX 


52 ins 

^Z. lU J 


kJW2V-'ll.j 


OCHi 














^Z. I Uo 






100 
jz. luy 






12 110 
3Z. 1 1 U 






1^ 1 1 1 




OPh 
v^x u 


"^2 1 12 

«7Z« 1 1 Z 


SO*CH, 

iJV<r2V^Xl,3 


SH 


52 115 


^ Vi/j v^x A3 


SCH, 

k9x^xx3 


52 114 


Ov^v^i.13 


SC«H< 


52 115 

JZ« 1 u 






"^2 1 1^ 

JZ« I ID 






32 117 


SOoCHi 

x^ A 43 




32.118 


SOjCH, 


S(/C4H») 


32.119 


SOiCH, 


SPb 


32.120 


SOiCH, 


CCl, 


32.121 


SO2CH, 


CHjF 


32.122 


SOjCH, 


CHF, 
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ail 07 












ao io< 






10 1 Oil 






00 10*7 


cr% CXI 


OW2^2^5 


OO 1 OQ 






to 1 on 
32.129 




OU2V*W3£l7; 


32.130 




OlJ2l'>^^9/ 


111 
32.131 






too 

32.132 






00 1 OO 




1^1x3 






NHCHj 


32.135 


SOjCH, 


NCHJPh 


32.136 


SOiCH, 


N(CH,), 


32.137 


SOjCHj 


NPbi 


32.138 




CN 


32.139 


SO2CH, 


NO, 



wo 97/38996 



PCT/EP97/01855 



81 

Tabelle 10: 










33.1 


CI 


F 


33.2 


a 


Cl 


33.3 


Cl 


Br 


33.4 


Cl 


CH, 


33.5 


Cl 


QH, 


33.6 


CI 


/iCH, 


33.7 


Cl 




33.8 


Cl 


nC4H9 


33.9 


a 


/CA 


33.10 


a 


Ph 


33,11 


Cl 


OH 


33.12 


a 


OCH, 


33.13 


Cl 


OCjH, 


33.14 


a 




33.15 


Cl 


0(iC,Ht) 


33.16 


a 


0(»C4H,) 


33.17 


CI 


0«C«H,) 


33.18 


Cl 


OPh 


33.19 


CI 


SH 


3320 


Cl 


SCH, 


33.21 


a 




33.22 


Cl 


S(«C,H7) 


33.23 


Cl 


S(iCH,) 


33.24 


a 


S(rC«H») 


33.25 


Cl 


S(/CA) 
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c\ 

KA 


orn 




C\ 




11 Ofl 


c\ 




11 OD 






11 ii\ 

JJ,JV 


c\ 




11 11 
J J.J I 


\A 




11 lo 

33.32 


KX 




11 11 
33.33 


KA 




11 1A 

33.34 


n\ 
\A 




11 K 

33.35 






11 1^ 
33.30 






11 11 
33,37 


\A 




11 IQ 


0\ 
\A 




33.39 


Cl 


CO PVi 


33.40 


LI 




11 ill 
33.41 


\A 




33.42 


\A 




11 A1 

33.43 


\A 




11 AA 

33.44 


r*i 
U 




11 AC 

33.45 


\A 




11 AH 

33. 4o 


\A 




11 An 

33.47 




V 


1*1 >IO 

33.48 






11 >IO 

33 .4y 






33.50 






33.51 




^2x15 


11 Cl 

33.53 






33.54 


CHj 


iC,H7 


33.55 


CH, 


/2C4H9 


33.56 


CH, 


/C4H9 


33.57 


CH3 


Ph 


33.58 


CH, 


OH 


33.59 


CH, 


OCH, 
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wm 






33.60 


CHj 


OC,H, 


33.61 


CHj 


0(/iC,H7) 


33.62 


CH, 


CKiCH,) 


33.63 


CH, 




33.64 


CH, 


0(<C.H,) 


33.65 


CH, 


OPh 


33.66 


CH, 


SH 


33.67 


CH, 


SCH, 


33.68 


CH, 


SC,H, 


33.69 


CH, 


S(itC,H7) 


33.70 


CH, 


S(iC,H7) 


33.71 


CH, 


S(iiC4H,) 


33.72 


CH, 


S(/C4H,) 


33.73 


CH, 


SPb 


33.74 


CH, 


CCl, 


33.75 


CH, 


CH2F 


33.76 


CH, 


CHF, 


33.77 


CH, 


CP, 


33.78 


CH, 


CF,CHF, 


33.79 


CH, 


SO,H 


33.80 


CH, 


SOjCH, 


33.81 


CH, 


S0,C,H5 


33.82 


CH, 




33.83 


CH, 


SOzCiCOIt) 


33.84 


CH, 


SO,(rCH,) 


33.85 


CH, 


SOiC/QH*) 


33.86 


CH, 


SOjPh 


33.87 


CH, 


NH, 


33.88 


CH, 


NHCH, 


33.89 


CH, 


NCH,Ph 


33.90 


CH, 


N(CH,), 


33.91 


CH, 


NPh: 


33.92 


CH, 


CN 
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33.93 


CH, 


NOa 


33.94 


SOjCH, 


F 


33.95 


SOjCH, 


CI 


33.96 


SOjCH, 


Br 


33.97 


SOjCH, 


CH, 


33.98 


SO2CH, 


CaH, 


33.99 


SOaCH, 


nCjHr 


33.100 


SO2CH, 


iC^i 


33.101 


SOaCH, 


nC4H9 


33.102 


SO2CH, 


tCM» 


33.103 


SOiCH) 


Ph 


33.104 


SOiCH, 


OH 


33.105 


SO2CH, 


OCH, 


33.106 


SOjCH, 


OCaH, 


33.107 


SO2CH, 


0(nCH,) 


33.108 


SOjCH, 


0(iC,ft) 


33.109 


sacHj 


0(nCH,) 


33.110 


SO2CH3 


OitClU) 


33.111 


SO2CH3 


OPh 


33.112 


SOaCH, 


SH 


33.113 


SO2CH, 


SCH, 


33.114 


SOaCH, 


SC,H, 


33.115 


SOaCH, 


S(nCH7) 


33.116 


SOaCH, 


SOCHt) 


33.117 


SOaCH, 


S(«C4H,) 


33.118 


SOaCH, 


SdCA) 


33.119 


SOaCH, 


SPh 


33.120 


SOaCH, 


CCl, 


33.121 


SOaCH, 


CHaF 


33.122 


SOaCH, 


CHFi 


33.123 


sacH, 


CF, 


33.124 


SOaCH, 


CFaCHFa 


33.125 


SOaCH, 


SO,H 



wo 97/38996 



PCT/EP97/01855 



85 





33.126 


SOjCH, 


SOjCH, 


33.127 


SOjCH, 


sojCh, 


33.128 


SOjCH, 


SO,(«C,H,) 


33.129 


SOjCHj 


S0,(iC,H7) 


33.130 


SOjCHj 


S02(nC4H9) 


33.131 


SOjCH, 


S0,(fC4H,) 


33.132 


SOjCHj 


SOiPh 


33.133 


sacH, 


NHj 


33.134 


SOjCH, 


NHCH, 


33.135 


SQiCH, 


NCHJ>h 


33.136 


sacH, 


N(CH,), 


33.137 




NPh, 


33.138 


SOiCH, 


CN 


33.139 


SOjCH, 


NO, 
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Tabelle 11: 




IS 






34.1 


a 


F 


34.2 


Cl 


Cl 


34.3 


a 


Br 


34.4 


Cl 


CHj 


34.5 


Cl 


QH, 


34.6 


a 


nCiHi 


34.7 


a 


iCjHt 


34.8 


a 


nC«H, 


34.9 


a 


/C4H9 


34.10 


a 


Fh 


34.11 


a 


OH 


34.12 


a 


OCH, 


34.13 


Cl 


OCH, 


34.14 


a 




34.15 


CI 




34.16 


Cl 


(XnC^H,) 


34.17 


Cl 


CXrCA) 


34.18 


Cl 


OPh 


34.19 


a 


SH 


3420 


Cl 


SCH, 


34.21 


Cl 


SCH, 


34.22 


a 


SChCHt) 


34.23 


Cl 


S(lC^7) 


34.24 


Cl 


SCnCH,) 


34.25 


Cl 


S(/C«H,) 
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34.26 


CI 


SPh 


34.27 


CI 


CCI, 


34.28 


CI 


CH,F 


34.29 


CI 


CHF, 


34.30 


CI 


CP, 


34.31 


CI 


CFjCHF, 


34.32 


CI 


SO,H 


34.33 


CI 


SOiCH, 


34.34 


CI 


SOiQHs 


34.35 


CI 


SOfnCHi) 


34.36 


CI 


SOittCA) 

9 ^ 


34.37 


CI 


SO^(/iC«H,) 


34.38 


CI 




34.39 


CI 


SOjPh 


34.40 


CI 


NH2 


34.41 


CI 


NHCH, 


34.42 


CI 


NCHjPh 


34.43 


CI 


N(CH,)j 


34.44 


CI 


NPh, 


34.45 


CI 


CN 


34.46 


CI 


NO2 


34.47 


CH, 


F 


34.48 


CH} 


CI 


34.49 


CH, 


Br 


34.50 


CH, 


CH, 


34.51 


CH, 


CiH, 


34.53 


CH, 


«CH, 


34.54 


CH, 


iC,H7 


34.55 


CH, 


/IC4H9 


34.56 


CH, 


/CJJ, 


34.57 


CH, 


Fb 


34.58 


CH, 


OH 


34.59 


CH, 


OCH, 
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OCH. 






(V/iC.H,^ 

V/\«V^3X*7^ 






















CH. 


OPh 


D*r,U%J 


CH, 


SH 




CH, 


SCH, 




^£13 


SCH. 


\d AO 




^^fiC.H,^ 




CH, 


gf/CH,'^ 




CH, 




^^4. 79 

^*T. / .4 


CR 


S^/C^H«'i 


J*f. / J 




SPh 

kJX li 


74 




cri. 




1^1X3 






PH 


CHF, 


77 
jI-. / / 


PH 


CF, 


\d 78 


PH. 


PF.PHF, 


70 


PH, 


SO.H 




PH 


cO,CH, 




PH. 


SO,C^H. 




PH 


SO^r«C,H,'i 

Q wjyr « \-'3 117 y 




PH* 


SO,fiC,H,1 

OV/2v^V">7^ 


QA 


PH 






PH 


<in,^/C H^^ 


lA fiA 


PH 




"^4 87 


CH. 


NH, 


34.88 


CH, 


NHCH, 


34.89 


CH, 


NCH,Ph 


34.90 


CH, 


N(CH,), 


34.91 


CH, 


NPh, 


34.92 


CH, 


CN 
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34.93 


CHj 


NO2 


34.94 


SOjCH, 


F 


34.95 


SOjCHj 


CI 


34.96 


SOjCH, 


Br 


34.97 


SOjCHj 


CH, 


34.98 


SOiCH, 


QH, 


34.99 


SOjCH, 


iiQHt 


34.100 


SOiCHi 




34.101 


SOiCHi 


nC4H» 


34.102 


SOiCHj 


/C4H9 


34.103 


SO2CH} 


Pb 


34.104 


SOiCHj 


OH 


34.105 


SO2CH, 


OCH, 


34.106 


SO2CH, 


OCH, 


34.107 


SOjCH, 




34.108 


SOiCHj 


0(iCH,) 


34.109 


SO2CH3 


0(nC4H,) 


34.110 


SO2CH3 


Of/C^H,) 

■Nil' "w^-* / 


34.111 


SOiCHi 


OPh 


34.112 


SO2CH) 


SH 


34.113 


SOiCHi 


SCH> 


34.114 


SOiCHa 


SCiHs 


34.115 


SOiCHi 




34.116 


SOjCHj 


S(iC,H,) 


34.117 


SOjCH, 


S(/tC4H,) 


34.118 


SOjCHj 




34.119 


SOjCH, 


SPh 


34.120 


SOjCH, 


CCl, 


34.121 


SO2CH, 


CHjF 


34.122 


SOjCH, 


CHF, 


34.123 


SOiCH, 


CF3 


34.124 


SOjCH, 


CFjCHF, 


34.125 


SOjCH, 


SOiH 
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^4.1 ZD 




CIA 














"XA 190 






l^A 






^^1^1 
J*f. 1 J 1 






lA 119 


OV/2V^Xl3 








1NII2 


1A \'\A 






34.135 


SO,CH, 


NCHjPh 


34.136 


SOjCH, 


mCH^h 


34.137 


SOjCH, 


NPh, 


34.138 


SOiCHj 


CN 


34.139 


SOjCHj 


NO2 
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Tabelle 12: 




Mil 






35.1 


CI 


F 


35.2 


CI 


Cl 


35.3 


CI 


Br 


35.4 


CI 


CH, 


35.5 


CI 


C,H5 


35.6 


CI 


«C,H7 


35.7 


a 


iC,H, 


35.8 


Cl 




35.9 


Cl 


/C4H9 


35.10 


Cl 


Pb 


35.11 


a 


OH 


35.12 


Cl 


OCH, 


35.13 


Cl 


OQH, 


35.14 


Cl 


0(iiC,H,) 


35.15 


Cl 


0(iCH,) 


3S.16 


Cl 


0(«CH,) 


35.17 


Cl 


CKlQH,) 


35.18 


Cl 


OPh 


35.19 


Cl 


SH 


35.20 


a 


SCH, 


35.21 


Cl 


SCH, 


35.22 


Cl 


SCnCHO 


35 J3 


Cl 




35.24 


Cl 




35.25 1 


Cl 


SftCH,) 



wo 97/38996 



PCT/EP97/01855 



92 











C\ 


ux 11 




c\ 


ecu 










CI 


CHF, 




CI 


CF, 




CI 


CF,CHF^ 


15 12 


CI 




15 11 


n 


0V/2V./J1.3 


15 14 


ri 




15 15 


n 




15 1^ 




cn. //p u,^ 


15 17 


ri 


ROJnCAl.^ 


^5 ISl 


n 


^CLitCM^ 




^1 


OV/2A 11 


1^ ATI 








C] 


MHPH 




CI 


XNCfiji n 




PI 




AA 




NPh. 

l^Fll2 


15 A5 


n 


PN 


15 A^ 




NO, 

lNw2 


15 A7 






15 4fi 




CI 


15 40 




Br 


15 5A 




CH, 


33.31 




P 


j3,3J 




fiP H, 


15 54 




iCtH^ 


35.55 


CH, 


nC4H9 


35.56 


CH, 


rC4H9 


35.57 


CH, 


Ph 


35.58 


CH, 


OH 


35.59 


CH, 


OCH, 
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35.60 


CH, 


OCjH, 


35.61 


CH, 


0(nC,H,) 


35.62 


CH, 


OOCH,) 


35.63 


CH, 


0(nC4H,) 


35.64 


CH, 


0(tC^) 


35.65 


CH, 


OPh 


35.66 


CH, 


SH 


35.67 


CH, 


SCH, 


35.68 


CH, 


SC3H, 


35.69 


CH, 


S(nC,H7) 


35.70 


CH, 


SOCHO 


35.71 


CH, 


S(nC«H,) 


35.72 


CH, 


S(<CH,) 


35.73 


CH, 


SPh 


35.74 


CH, 


CCl, 


35.75 


CH, 


CH,F 


35.76 


CH, 


CHF, 


35.77 


CHj 


CF, 


35.78 


CHj 


CF2CHF1 


35.79 


CHj 


SO,H 


35.80 


CH3 


SOjCH, 


35 81 


CHj 


SOjCjH, 


35.82 


CHj 


SOjfnCH,) 


35.83 


CH, 


S0,(lCaH7) 


35.84 


CH, 


sarnCA) 


35.85 


CHi 


SOiC/CJI.) 


35.86 


CH, 


SOjPh 


35.87 


CH, 


NH2 


35.88 


CH, 


NHCH, 


35.89 


CH, 


NCH,Ph 


35.90 


CH, 


N(CH,), 


35.91 


CH, 


NPh, 


35.92 


CH, 


CN 
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35.93 


CHj 


NO, 


35.94 


SO2CH3 


F 


35.95 


SOiCH} 


CI 


35.96 


SQiCHi 


Br 


35.97 


SOjCH] 


CH3 


35.98 


SOiCH] 


CiH, 


35.99 


SOiCHj 


/1C1H7 


35.100 


SOiCH) 


/CjH7 


35.101 


SOiCHi 


11C4II9 


35,102 


SOiCHi 


/C4H9 


35.103 


SOjCH, 


Vh 


35.104 


SOiCHj 


OH 


35.105 


SOjCH, 


OCHj 


35.106 


SOiCHj 


OC^Hj 


35.107 


SO,CHi 


0(/iC,H7) 


35.108 


SOiCH, 


©(iCHt) 


35.109 


SOiCH, 


0(itC4H») 


35.110 


SOiCH, 


OitCM») 


35.111 


SOiCH, 


OPh 


35.112 


SO,CH, 


SH 


35.113 


SO,CH, 


SCHj 


35.114 


SOjCHj 


SCjHj 


29.115 


SO,CH, 


S(«C,H,) 


29.116 


SOjCH, 


SOCHt) 


29.117 


SOiCHj 




29.118 


SOjCHj 


S(/C4H,) 


29.119 


SOjCHj 


SPb 


29.120 


SO2CH, 


CCl, 


35.121 


SOjCH, 


CH,F 


35.122 


SOjCHi 


CHF, 


35.123 


SOjCH, 


CF, 


35.124 


SOjCH, 


CFjCHF: 


35.125 


SOiCH, 


SOiH 
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35.126 


SO2CH, 


SOiCHj 


35.127 


SOjCH, 


SOjCjH, 


35.128 


SO2CH, 


SO,(«C,H,) 


35.129 


SO2CH, 


SO,(iC,H,) 


35.130 


SOjCHj 


SOjCnQH,) 


35.131 


SOjCH, 


S0a(/C4H,) 


35.132 


SOjCH, 


SOjPh 


35.133 


SOiCH, 


NHj 


35.134 


SOiCH, 


NHCH, 


35.135 


SO2CH, 


NCHjPh 


35.136 


SOiCHj 


N(CH,), 


35.137 


SO2CH) 


NPh, 


35.138 


sacH, 


CN 


35.139 


SQiCH, 


NO, 
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Tabelle 13: 

CI z 
\— ^ y— SO2CH3 

36 





36.1 


2-Thienyl 


36.2 


2-Furyl 


36.3 


3 -Methyl - isoxazol -5-yl 


36.4 


S-Thiazolyl 


36.5 


4-Thiazolyl 


36.6 


3-Methyl-isothiazol-5-yl 


36,7 


5-Phenyl-thiazol-2-yl 


36.8 


2-Pyrldyl 


36.9 


3-Pyriciyl 


36.10 


4-Pyridyl 


36.11 


l-Methyl-2-pyrrolyl 


36.12 


l-Methyl-l , 2 , 4- triazol-5-yl 


36.13 


2 -Benz thi azoly 1 


36.14 


2-Chlnollnyl 


36.15 


l-Methylbenziiiiidazol-2-yl 


36.16 


2-Oxazolyl 


36.17 


l"Phenyl~pyrazol-5-yl 


36.18 " 


l"Methyl"pyrazol-3-yl 


36.19 


l-Methyl-pyrazol-S-yl 


36.20 


1, 3-Diniethylpyrazol-3-yl 


36.21 


1 - Phenyl -py r a zo 1 - 3 -y 1 


36.22 


1, 4-Dlniethylpyrazol-5-yl 


36.23 


1, 3-Dimethylpyrazol-4-yl 


36.24 


1, 5-Dlroethylpyrazol-4-yl 


36.25 


l-Methyl-pyrazol-4-yl 


36.26 


1 , 3-Diraethylpyrazol-5-yl 


36.27 


4 -Me thy l--oxazol - 2 -y 1 


36.28 


5-Methylthio-thiazol-2-yl 


36.29 


4-Methoxy-l-niethylpyrazol-5-yl 
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36.30 


3 -Cyc lopr opy 1 1 soxazol - 5 -y 1 


36.31 


3~Isopropylisoxazol-5-yl 


36.32 


(3 -Methyl -phenyl) -thiazol-2-yl 


36.33 


5-Methyl-thiazol-2-yl 


36.34 


4 - Br om- 2 - 1 h i eny 1 


36.35 


5 -Methyl - 2 - thieny 1 


36.36 


4 -Me thy 1- 2-- thieny 1 


36.37 


4-Methyl-thiazol-2-yl 


36,38 


4-Chlor-thiazol-2-yl 


36.39 


4 , 5-Dimethylthiazol-2-yl 


36.40 


4 -Phenyl- thiazol- 2 -yl 


36.41 


2-Methoxy-thlazol-5-yl 


36.42 


4-Methyl-2-pyridyl 


36.43 


6- {2-Methoxyethyl) -2-pyridyl 


36.44 


6-Methylthlo-2-pyridyl 


36.45 


6 -Methoxy-3 -pyr idyl 


36.46 


6-Methoxy-2-pyridyl 


36.47 


6-Methyl-2-pyridyl 


36.48 


6- (2, 2, 2-Tri£luor-ethoxy) -2-pyridyl 


36.49 


6- (2, 2 , 2-Trif luor-ethoxy) -3-pyridyl 


36.50 


5-pyriitiidinyl 


36 . 51 


6 — Dime thvlamino— 3 — Dvr idvl 


36*52 


1^2. 4— Thiadiazol— 5— vl 


36-53 


3 — E thox vc arbonv 1 — 1 — me thvl — o vr a - 
zol-5-yl 


36.54 


2-Methylthio-pyrimidin-5-yl 


36.55 


2-Pyrimldinyl 


36.56 


2-Methylthio-pyrimidin-4-yl 


36.57 


5-Methylthio-l,3,4-thladlazol-2-yl 


36.58 


5-Methoxy-l , 3 , 4-thiadiazol-2-yl 


36.59 


4 , 5-Dihydro-thiazol-2-yl 


36.60 


5-Methyl-oxazol-2-yl 


36.61 


5-Phenyl-oxazol-2-yl 


36.62 


2-Methyl-oxazol-5-yl 


36.63 


2-Phenyl-oxazol-5-yl 


36.64 


2-Methyl-l, 3, 4-oxadiazol-5-yl 


36.65 


2-Phenyl-l, 3, 4-oxadiazol-5-yl 


36.66 


5-Trif luormethyl-l, 2, 4-oxadiazol-3-yl 


36.67 


5-Methyl-l,2, 4-oxadiazol-3-yl 



wo 97/38996 



PCT/EP97/01855 



98 







36.68 


5-Phenyl-l, 2, 4-oxadia2ol-3-yl 


36.69 


5-Phenyl-isoxazol-3-yl 


36.70 


1- (4-Chlorphenyl) -1,2, 4-triazol-2-yl 


36.71 


5-Cyano-4 , 5-dihydro-isoxazol-3-yl 


36.72 


5, 6-Dihydro-4H-l, 3-thiazin-2-yl 


36.73 


1 , 3 -Di thiol an- 2 -y 1 


36.74 


1 , 3-Dioxolan-2yl 


36.75 


l,3-Dithian-2-yl 


36.76 


1 , 3-Dioxan-2-yl 


36.77 


1 , 3-Oxathlolan-2-yl 


36.78 


1,2,4-Tria20l-Iyl 


36.79 


3-Methyl-l, 2 , 4- thiadiazol-S-yl 


36.80 


1,2,4 -Thiadiazol-5-yl 


36.81 


Thiazolin-4 , 5-dion-2-yl 


36.82 


3-OXO-3-H-1 , 2 , 4-dithiazol-5-yl 


36.83 


2-OXO-2-H-1 , 3 , 4-dithiazol-5-yl 
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37.1 


2-Thienyl 


37.2 


2-Furyl 


37.3 


3-Methyl-isoxazol-5-yl 


37.4 


5-Thiazolyl 


37.5 


4-Thiazolyl 


37.6 


3-Methyl-isothiazol-5-yl 


37.7 


5-Phenyl-thiazol-2-yl 


37.8 


2-Pyridyl 


37.9 


a-Pyridyl 


37.10 


4-Pyridyl 


37.11 


l-Methyl-2-pyrrolyl 


37.12 


l-Methyl-l,2,4-triazol-5-yl 


37.13 


2 -Benz thi azoly 1 


37.14 


2-Chinolinyl 


37.15 


l-Methylbenzimldazol-2-yl 


37.16 


2-Oxazolyl 


37.17 


l-Phenyl-pyrazol-5-yl 


37.18 


l-Methyl-pyrazol-3-yl 


37.19 


l-Methyl-pyrazol-5-yl 


37.20 


1, 3-Dlinethylpyrazol-3-yl 


37.21 


l-Phenyl-pyrazol-3-yl 


37.22 


1 , 4 -Dime thy Ipyr az ol - 5 -y 1 


37.23 


1, 3-Dimethylpyrazol-4-yl 


37.24 


1 / 5-Diinethylpyrazol-4-yl 


37.25 


l-Methyl-pyra2ol-4-yl 


37.26 


1, 3-Diinethylpyrazol-5-yl 


37.27 


4-Methyl-oxazol-2-yl 


37.28 


5-Methylthlo-thiazol-2-yl 


37.29 


4-Methoxy-l-inethylpyrazol-5-yl 
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37.30 


3 -Cyclopropy 1 isoxazol - 5 -yl 


37.31 


3-1 sopr opy 1 1 soxa zol - 5 -y 1 


37.32 


(3-Methyl-phenyl) -thiazol-2-yl 


37.33 


5--Methyl- thiazol-2-yl 


37.34 


4-Broro-2-thienyl 


37.35 


5-Methyl-2-thienyl 


37.36 


4-Methyl-2-thienyl 


37.37 


4-Methyl-thiazol-2-yl 


37.38 


4-Chlor-thiazol-2-yl 


37.39 


4 , 5-Dimethylthiazol-2-yl 


37.40 


4 -Phenyl- thiazol-2-yl 


37.41 


2-Methoxy-thiazol-5-yl 


37.42 


4 -Methyl-2-pyrldyl 


37.43 


6 - ( 2 -Me thoxye thyl > - 2 -pyr idy 1 


37.44 


6-Methylthio-2-pyridyl 


37.45 


6-Methoxy-3-pyridyl 


37.46 


6 -Methoxy-2 -pyr idyl 


37.47 


6-Methyl-2-pyridyl 


37.48 


6- (2, 2, 2-Trlf luor-ethoxy) -2-pyridyl 


37 .49 


6- (2| 2, 2-Trif luor-etnoxyi -3-pyriayl 


37.50 


5-Pyrimidinyl 


37.51 


6 -Dime thy lamino- 3 -pyr idyl 


37.52 


1,2, 4-Thiadiazol-5-yl 


37 . 53 


3 -E thoxycarbony 1- l-me thyl -pyra- 

zol-5-yl 


37.54 


2-Methylthio-pyriinidin-5-yl 


37.55 


2-Pyrimidinyl 


37.56 


2 -Methyl thlo-pyr imi din- 4 -yl 


37.57 


5-Methylthio-l, 3 , 4- thiadiazol-2-yl 


37.58 


5-Methoxy-l , 3 , 4- thiadiazol-2-yl 


37.59 


4, 5-Dihydro-thiazol-2-yl 


37.60 


5 -Me thyl-oxazol -2 -y 1 


37.61 


5-Phenyl-oxazol-2-yl 


37.62 


2-Methyl-oxazol-5-yl 


37.63 


2-Phenyl-oxazol-5-yl 


37.64 


2-Methyl-l, 3, 4-oxadiazol-5-yl 


37.65 


2-Phenyl-l,3,4-oxadiazol-5-yl 


37.66 


5-Trif luormethyl-1, 2, 4-oxadiazol-3-yl 


37.67 


5-Methyl-l, 2 , 4-oxadiazol-3-yl 
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37.68 


5-Phenyl-l, 2, 4-oxadia20l-3-yl 


37.69 


5-Phenyl-isoxazol-3-yl 


37.70 


1- {4-Chlorphenyl) -1. 2, 4-trla20l-2-yl 


37.71 


5--Cyano-4 , 5-dihydro-isoxazol-3-yl 


37-72 


5 , 6 -Dihydro-4H-l , 3- thiazin-2-yl 


37.73 


l,3-Dithiolan-2-yl 


37.74 


1 , 3-Dioxolan"-2yl 


37.75 


l,3-Dithian-2-yl 


37.76 


l,3-Dioxan-2-yl 


31.17 


1, 3-Oxathiolan-2-yl 


31. IB 


1,2,4-Triazol-lyl 


37.79 


3-Methyl-l, 2, 4-thiadiazol-5-yl 


37.80 


1,2, 4-Thiadiazol-5-yl 


37.81 


Thiazolin-4 , 5-dion-2-yl 


37 .82 


3-OXO-3-H-1 , 2 , 4-dithiazol-5-yl 


37.83 


2-OXO-2-H-1 , 3 . 4-dithiazol-5-yl 
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Die Verblndungen I und deren landwirtschaftlich brauchbaren Salze 
eignen sich - sowohl als Isoroerengemische als auch in Form der 
reinen Isomeren - als Herbizide« Die I enthaltenden herbiziden 
5 Mittel bekSmpfen P£lanzenwuchs auf Nichtkulturfl&chen sehr gut, 
besonders bei hohen Au£wandmengen. In Kulturen wle Weizen, Reis, 
Mais, Soja und Baiomwolle wirken sie gegen UnkrAuter und Schad- 
grSser, ohne die Kulturpflanzen nennenswert zu schadigen. Dieser 
Effekt tritt vor allem bei niedrigen Aufwandmengen auf. 

10 

In AbhSngigkeit von der jeweiligen Applikationsmethode konnen die 
Verbindungen I bzw. sie enthaltende Mittel noch in einer weiteren 
Zahl von Kulturpflanzen zur Beseitigung unervKinschter Pflanzen 
eingesetzt werden. In Betracht koxnmen beispielsweise folgende 
15 Kulturen: 

Allium cepa. Ananas comosus, Arachis hypogaea. Asparagus 
officinalis. Beta vulgaris spec, altissima. Beta vulgaris spec, 
rapa, Brassica napus var. napus, Brassica napus var. 

20 napobrassica, Brassica rapa var. silvestris. Camellia sinensis, 
Carthamus tinctorius, Carya illinoinensis, Citrus limon. Citrus 
sinensis, Coffea arabica (Coffea canephora, Coffea liberica) , 
Cucumis sativus, Cynodon dactylon, Daucus carota, Elaeis 
guineensis, Fragaria vesca. Glycine max, Gossypitim hirsutiim, 

25 (Gossypium arboreum, Gossypium herbaceum, Gossypium vitif olium) , 
Helianthus annuus, Hevea brasiliensis, Hordeum vulgare, Htunulus 
lupulus, Ipomoea batatas, Juglans regia, Lens culinaris, Linum 
usitatissimum, Iiycopersicon lycopersicum, Malus spec, Manihot 
esculenta, Medicago sativa, Musa spec, Nicotiana tabacum (N.ru- 

30 stica) , Olea europaea, Oryza sativa, Phaseolus Ixinatus, Phaseolus 
vulgaris, Picea abies, Pinus spec, Pisum sativum, Prunus avium, 
Prunus persica, Pyrus communis, Ribes sylestre, Ricinus communis, 
Saccharxom of f icinarxun, Secale cereale, Solanum tuberosum. Sorghum 
bicolor (s. vulgare), Theobroma cacao, Trif olium pratense, 

35 Triticum aestivum, Triticiam durum, Vicia faba, Vitis vinifera, 
Zea mays. 

Dar€UDer hinaus kdnnen die Verbindungen I auch in Kulturen, die 
durch Zuchtung einachliefilich gentechnischer Methoden gegen die 
40 wirkung von Herbiziden tolerant sind, verwandt werden. 

Die Applikation der herbiziden Mittel bzw. der Wirkstoffe kann im 
Vorauflauf- oder im Nachauf laufverf ahren erfolgen. Sind die Wirk- 
stoffe filr gewisse Kulturpflanzen weniger vertrSglich, so kdnnen 
45 Ausbringungstechniken angewandt werden, bei welchen die herbiz- 
iden Mittel mit Hilfe der SpritzgerAte so gespritzt werden, daB 
die Bl&tter der empf indllchen Kulturpflanzen nach Mdglichkeit 
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nicht getroffen werden, wShrend die Wirkstof fe auf die BlStter 
darunter wachsender unerwOnschter Pf lanzen oder die unbedeckte 
Bodenf lache gelangen (post-directed, lay-by) . 

5 Die Verbindungen I bzw. die sie enthaltenden herbiziden Mittel 
k6nnen beispielsweise in Form von direkt verspruhbaren wSBrigen 
Ldsungen, Pulvern, Suspensionen, auch hochprozentigen wSflrigen, 
oligen Oder sonstigen Suspensionen oder Dispersionen, Emulsionen, 
dldispersionen. Fasten, Stdubeinitteln, Streumitteln Oder Granula- 
10 ten durch Versprvihen, Vernebeln, VerstSuben, Verstreuen Oder Gie- 
Ben angewendet warden. Die Anwendungsf ormen richten sich nach den 
Verwendungsz weaken; sie sollten in jedem Fall m6glichst die fein- 
ste Verteilung der erfindungsgemSBen Wirkstoffe gewdhrleisten. 

15 Als inerte Zusatzstoffe kommen im Wesentlichen in Betracht: 

Mineral61f raktionen von raittlerem bis hohem Siedepunkt, wie Kero- 
sin Oder Dieseldl^ ferner Kohlenteerdle sowie die pflanzlichen 
Oder tierischen Ursprungs, aliphatische, cyclische und aromati- 
schG Kohlenwasserstof f e, z.B. Paraffin, Tetrahydronaphthalin, 

20 alkylierte Naphthaline Oder deren Derivate, alkylierte Benzole 
Oder deren Derivate, Alkohole wie Methanol, Ethainol, Propanol, 
Butanol, Cyclohexanol, Ketone wie Cyclohexanon oder stark polare 
Losungsmittel, z. B. Amine wie N-Methylpyrrolidon oder Wasser. 

25 W&Brige Anwendungsf ormen konnen aus Bmulsionskonzentraten, Sus- 
pensionen, Fasten, netzbaren Pulvern oder wasserdispergierbaren 
Granulaten durch Zusatz von Wasser bereitet werden. Zur Herstel- 
lung von Emulsionen, Fasten oder Oldispersionen kdnnen die 
Substrate als solche oder in einem dl oder Ii6sungsmittel geldst« 

30 mittels Netz-, Haft-, Dispergier- oder Bmulgiermittel in Wasser 
homogenisiert werden. Es k6nnen aber auch aus wirksamer S\ibstanz, 
Netz-, Haft-, Dispergier- oder Bmulgiermittel und eventuell 
Ldsungsmittel Oder Ol bestehende Konzentrate hergestellt werden, 
die zur Verd^nnung mit Wasser geeignet slnd. 

35 

Als oberf lachenaktive Stoffe (Adjuvantien) kommen die Alkali-, 
Erdalkali-, Ammoniumsalze von aromatlschen SulfonsAuren, z«B. 
Lignin-, Phenol-, Naphtha! in- und DibutylnaphthalinsulfonsSure, 
sowie von FettsSuren, Alkyl- und Alkylarylsulf onaten, Alkyl-, 

40 Laurylether- und Pettalkoholsulf aten, sowie Salze sulfatierter 
Hexa-, Hepta- und Octadecanolen sowie von Fettalkoholglykolether, 
Kondensationsprodukte von sulfoniertem Naphthalin und seiner 
Derivate mit Formaldehyd, Kondensationsprodukte des Naphthalins 
bzw. der Naphthalinsulfons&uren mit Phenol und Formaldehyd, Poly- 

45 oxyethylenoctylphenolether, ethoxyliertes Isooctyl-, Octyl- oder 
Nonylphenol, Alkylphenyl-, Tributylphenylpolyglykolether , Alkyl - 
arylpolyetheralkohole, Isotridecylalkohol, Fettalkoholethyleno- 
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xid-Kondensate, ethoxyliertes Ri2inus61, Polyoxyethylenalkylether 
Oder Polyoxypropylenalkylether, Laurylalkoholpolyglykolether- 
acetat, Sorbi tester, Lignin-Sulf itablaugen oder Methylcellulose 
in Betracht. 

5 

Pulver-, Streu- und St&ubemittel konnen durch Mischen oder ge- 
meinsames Vermahlen der wirksamen Substanzen mit elnem f esten 
Tr&gerstoff hergestellt werden. 

10 Granulate, z.B. Uinhullungs-, Iinpragnienings- und Hoznogengranulate 
konnen durch Bindung der Wirkstoffe an feste Trdgerstoffe herge- 
stellt werden. Feste Tragerstoffe sind Mineralerden wie Kiesel- 
sSuren, Kieselgele, Silikate, Talkum, Kaolin, Kalkstein, Kalk, 
Kreide, Bolus, L6B, Ton, Dolomit, Diatomeenerde, Calciiim- und 

15 Magnesiumsulf at, Magneslumoxid, gemahlene Kunststoffe, Dungemit- 
tel, wie Ammoniumsulf at, Ammoniuinphosphat , Amxnoniumnitrat, Harn- 
stoffe und pflanzliche Produkte wie Getreidemehl , Baumrinden- , 
Holz- und NuBschalenmehl, Cellulosepulver oder auidere feste 
Tragerstof £e« 

20 

Die Konzentrationen der Wirkstoffe I in den anwendungsf ertigen 
Zubereitungen konnen in weiten Bereichen variiert werden. Die 
Formulierungen enthalten im allgemeinen 0,001 bis 98 Gew. %, vor- 
zugsweise 0,01 bis 95 Gew, %, Wirkstoffe Die Wirkstoffe werden 
25 dabei in einer Reinheit von 90% bis 100%, vorzugsweise 95% bis 
100% (nach NMR*-Sektrum) eingesetzt. 



Die erf indungsgemafie Verbindung 24.33 kann beispielsweise wie 
folgt formuliert werden: 

30 

I. 20 Gewichts telle der Verbindung 24.33 werden in einer 
Mischung geldst, die aus 80 Gewichtsteilen alkyliertem 
Benzol, 10 Gewichtsteilen des Anlagerungsproduktes von 8 
bis 10 Mol Ethylenoxid an 1 Mol dls&ure-N-monoethanolamid, 

35 5 Gewichtsteilen Calciumsalz der Dodecylbenzolsulf onsSure 

und 5 Gewichtsteilen des Anlagerungsproduktes von 40 Mol 
Ethylenoxid an 1 Mol Ricinus61 besteht. Durch AusgieBen und 
feines Verteilen der Ldsung in 100 000 Gewichtsteilen Was- 
ser erh&lt man eine w&firige Dispersion, die 0,02 Gew. % des 

40 Wirks toffs enth&lt. 



II. 20 Gewichtsteile der Verbindung 24.33 werden in einer 

Mischung geldst, die aus 40 Gewichtsteilen Cyclohexanon, 30 
Gewichtsteilen Isobutanol, 20 Gewichtsteilen des Anlage- 
45 rungsproduktes von 7 Mol Ethylenoxid und 1 Mol Isooctyl- 

phenol und 10 Gewichtsteilen des Anlagerungsproduktes von 
40 Mol Ethylenoxid an 1 Mol Ricinus61 besteht. Durch Ein- 
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giefien und feines Verteilen der Losxmg in 100 000 Gewichts 
teilen Wasser erhalt man eine w&firige Dispersion, die 0,02 
Gew. % des Wirks toffs enthSlt. 



5 III* 20 Gewlchtsteile des Wirkstoffs 24.33 werden in einer 

Mischung gel6st, die aus 25 Gewichts teilen Cyclohexanon, 65 
Gewichts teilen einer Mineralolf raktion vom Siedepunkt 210 
bis 280°C und 10 Gewichtsteilen des Anlagerungsproduktes 
von 40 Mol Ethylenoxid an 1 Mol Ricinusdl besteht. Durch 
10 Eingiefien und feines Verteilen der Losung in 100 000 

Gewichtsteilen Wasser erhait man eine w^flrige Dispersion, 
die 0,02 Gew. % des Wirkstoffs enthdlt. 



IV. 20 Gewlchtsteile des Wirkstoffs 24.33 werden mit 3 
15 Gewichtsteilen des Natriumsalzes der Diisobutylnaphthalin- 

sulfons^ure, 17 Gewichtsteilen des Natriumsalzes einer 
Ligninsulfons&ure aus einer Sulfit-Ablauge und 60 Gewichts- 
teilen pulverf 6rmigem' Kiesels^uregel gut vermischt und in 
einer H€munermuhle vermahlen. Durch feines Verteilen der 
20 Mischung in 20 000 Gewichtsteilen Wasser enthait man eine 

Spritzbr^e, die 0,1 Gew« % des Wirkstoffs enthSlt. 



V. 3 Gewlchtsteile des Wirkstoffs 24.33 werden mit 97 

Gewichtsteilen feinteiligem Kaolin vermischt. Man erhalt 
25 auf diese Weise ein StSubemittel, das 3 Gew. % des Wirk- 

stoffs enth&lt. 



VI. 20 Gewlchtsteile des Wirkstoffs 24.33 werden mit 2 

Gewichtsteilen Calciumsalz der Dodecylbenzolsulf ons&ure, 8 
Gewichtsteilen Fettalkohol-polyglykolether, 2 Gewichts- 
teilen Natriumsalz eines Phenol-Harnstof f-Formaldehyd-Kon- 
densates und 68 Gewichtsteilen eines paraf f inischen Minera* 
Idls innig vermischt. Man erhSlt eine stabile 61ige Disper- 
sion. 



VII. 1 Gewichtsteil der Verbindiing 24,33 wird in einer Mischung 
geldst, die aus 70 Gewichtsteilen Cyclohexanon, 20 
Gewichtsteilen ethoxyliertem Isooctylphenol imd 10 
Gewichtsteilen ethoxyliertem Rizinusol besteht. Man erh&lt 
ein stabiles Emulsionskonzentrat. 



VIII. 1 Gewichtsteil der Verbindung 24.33 wird in einer Mischung 
geldst, die aus 80 Gewichtsteilen Cyclohexanon und 20 
Gewichtsteilen Emulphor EL (ethoxyliertes Rizinusol/caste- 
roil) besteht. Man erhSlt ein stabiles Emulsionskonzentrat. 
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Zur Verbrelterung cles WirJcungsspektrums und zur Erzielung syner- 
glstischer Effekte kdnnen die heterocyclisch substitulerten Ben- 
zoyllsothiazole I mit zahlreichen Vertretern anderer herbizider 
Oder wachsturnsregulierender Wirkstof f gruppen gemischt und gemein- 
5 sam ausgebracht werden. Beispielsweise kommen als Mischungspart- 
ner 1, 2, 4*Thladiazole, 1, 3, 4-Thiadiazole, Amide, Aroinophosphor- 
sSure und deren Derivate, Aminotriazole, Anilide, (Het)-Arylo- 
xyalkansSure und deren Derivate, BenzoesAure und deren Derivate, 
Benzothiadiazinone, 2-Aroyl-li 3-cyclohexandione, Hetaryl-Aryl-Ke- 

10 tone. Benzyl isoxazoXidinone, Meta-CP3-phenylderivate/ Carbamate, 
Chlnol incarbonsaure und deren Derivate, Chloracetanilide/ Cyclo- 
hexan-1, 3-dionderivate, Diazine, DichlorpropionsSure und deren 
Derivate, Dihydrobenzof urane, Dihydrof uran-3-one, Dinitroaniline, 
Dinitrophenole, Dlphenylether, Dipyridyle, Halogencarbons^uren 

15 und deren Derivate, Harnstoffe, 3-Phenyluracile, Imidazole, 
Imidazolinone, N-Phenyl-3,4, 5,6-tetrahydrophthalimide, 
Oxadiazole, Oxirane, Phenole, Aryloxy- Oder Heteroaryloxyphenoxy- 
propionsftureester, PhenylessigsSure und deren Derivate, Phenyl - 
propionsaure und deren Derivate, Pyrazole, Phenylpyrazole, 

20 Pyridazine, PyridincarbonsAure und deren Derivate, Pyrimidyle- 
ther. Sulfonamide, Sulf onylharnstof f e, Triazine, Triazinone, 
Triazolinone, Triazolcarboxamide, Uracile in Betracht. 

Aufierdem kann es von Nutzen sein, die Verbindungen I allein Oder 
25 in Kombination mit anderen herbiziden auch noch mit weiteren 
Pf lanzenschutzmitteln gemischt, gemeinsam auszubringen, 
beispielsweise mit Mitteln zur Bekdmpfung von SchAdlingen Oder 
phytopathogenen Pilzen bzw. Bakterien. Von Interesse ist ferner 
die Mischbarkeit mit Mineralsalzldsungen, welche zur Behebung von 
30 Ern&hr\mgs- xmd Spurenelementmdngeln eingesetzt werden. Es kdnnen 
auch nichtphytotoxische die und Olkonzentrate zugesetzt werden. 

Die Aufwandmengen an Wirkstof £ betragen je nach BekSn^fungszlel, 
Jahreszeit, Zielpflanzen und Wachstumsstadi\im 0,001 bis 3,0, vor- 
35 zugsweise 0.01 bis 1,0 kg/ha aktive Substanz (a. S.) 

Syn t he sebe i spi el e 

Beispiel 1: 

40 

Synthese des 4- [2' -Chlor-3' - (isoxazol-3' ' -yl) -4' -sulfonylmethyl- 
benzoyl] -S-cyclopropylisothlazols 24.33 

Die folgenden Operationen werden unter AusschluS von Feuchtigkeit 
45 durchgef iihrt . Zu 60 ml einer 1,4 M Ldsung aus (0,08 mol) Methyl - 
magnesiurobromid in Toluol/Tetrahydrofuran 3:1 (v/v) werden 9,0 g 
(0,04 mol) 4-lod-5-cyclopropylisothiazol in 200 ml Tetrahydro- 
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furan unter Eiskiihlung so zugegeben, daS die Reaktionstemperatur 
5°C nicht ubersteigt. Man versetzt das Reaktionsgemisch mit einer 
L6sung aus 25,6 g (0,08 mol) 2-Chlor-3- (isoxazol-3' -yl) -4-sul- 
f onylmethylbenzoylchlorid in 300 ml Tetrahydrofuran. Nach Abkuh- 
5 lung der exothermen Reaktlon werden Reste metal lorganischer Ver* 
bindungen mit 100 ml 10%iger SalzsSure hydrolysiert . Das Reak- 
tionsgemisch wird in Diethylether aufgenommen, w§6rig aufge- 
arbeltet, mit Natriumsulf at getrocknet, filtriert und i. Vak. vom 
Ldsungsmittel befreit. Das Rohprodukt wird an 250 g Kieselgel mit 
10 Gemischen aus Cyclohexan/Ethylacetat 10:1 bis 4:1 (v/v) 

gereinigt. Ausb. 4,6 g (28 %) farbloser, amorpher Feststoff, 
270 MHz iH-NMR (CDCI13) / 6 tppm] : 1.0 (m, 2 H) , 1.4 (m, 2 H) , 
3.0 (m, 1 H), 3.3 (s, 3 H) , 6.6 (s, 1 H) , 7.3 (d, 1 H) , 

8.2 (s, 1 H), 8.6 (s, 1 H) 

15 

Unter Verwendung der in Beispiel 1 beschriebenen Arbeitsvor* 
schrif t sind in entsprechender Weise die in Beispiel 2 und 3 
beschriebenen Wirkstof fe de allgemeinen Formel 1 durch Reaktion 
der Isothiazolhalogenverbindungen der allgemeinen Formel 3 mit 
20 CarbonsSurederivaten der allgemeinen Formel 4 dargestellt worden. 

Beispiel 2: 

4- [2' -Chlor-3' - (4' ' , 5' ' -dihydroisoxazol -3 ' ' -yl) -4' -sulfonyl- 
25 methylbenzoyl] -5-cyclopropylisothiazol 25.33 

270 MHz ^H-NMR (CDCla) , 8(ppm]: 3.2 (s, 3 H) , 3.3 (m, 2 H) , 
4.6 (m, 2 H), 7.2 (m, 5 H), 7,4 (d, 1 H) , 7.9 (d, 1 H) , 
8.9 (s, 1 H) 

30 

Beispiel 3: 

4- (2' -Chlor-3' - (thiazol-2' ' -yl) -4' -sulfonylmethylben- 
zoyl] •5*cyclopropyllsothiazol 26.33 

35 

270 MHz iH-NMR (CDCI3) , 8 (ppm] : 1.0 (m, 2 H) , 1.4 m, 2 H) , 
3.0 (m, 1 H), 3.3 (s, 3 H) , 7.7 (m, 2 H) , 8.0 (m, 1 H) , 

8.3 (d, 1 H), 8.4 (s, 1 H) 

40 



45 
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Anwendungsbeisplele 

Die herbizide Wirkung der heterocyclisch substituierten Benzoyl - 
isothiazole der Formel 24.33 liefi sich durch Gew^chshausversuche 
5 zelgen: 

Als Kulturgefafle dienten Plastikblument6pf e mit lehmigem Sand mit 
etwa 3,0% Humus als Substrat. Die Saroen der Testpflanzen wurden 
nach Arten getrennt einges&t. 

10 

Bei Vorauf laufbehandlung wurden die in Wasser suspendierten Oder 
emulgierten Wirkstoffe direkt nach Einsaat mittels fein vertei- 
lender Dusen au£gebracht. Die GefSBe vmrden leicht beregnet, urn 
Keimung und Wachstum zu fdrdern, und anschlieSend mit durchsich- 
15 tigen Plastikhauben abgedeckt, bis die Pflanzen angewachsen wa- 
ren. Diese Abdeckung bewirkt ein gleichniaBiges Keimen der Test- 
pflanzen, sofem dies nicht durch die Wirkstoffe beeintrSichtigt 
wurde. 

20 Zum Zweck der Nachauf laufbehandlung werden die Testpflanzen je 
nach Wuchsform erst bis zu einer Wuchshdhe von 3 bis 15 cm ange- 
zogen und erst dann mit den in Wasser suspendierten Oder emul* 
gierten Wirkstoffen behandelt. Die Testpflanzen werden dafiir ent- 
weder direkt gesdt und in den gleichen GefABen aufgezogen oder 

25 sie werden erst als Keimpf lanzen getrennt angezogen und einige 
Tage vor der Behandlung in die Versuchsgef aBe verpflanzt. 

Die Aufwandmenge iHr die Nachauf laufbehandlung 0,5 bzw. 0,25 
kg/ha a.S. 

30 

Die Pflanzen wurden artenspezif isch bei Temperaturen von 10 - 25**C 
bzw. 20 - 35*^0 gehalten. Die Versuchsperiode erstreckte sich ilber 
2 bis 4 wochen. wahrend dieser Zeit wurden die Pflanzen gepflegt, 
und ihre Reaktion auf die einzelnen Behandlungen wurde ausgewer- 
35 tet. 

Bewertet wurde nach einer Skala von 0 bis 100. Dabei bedeutet 100 
kein Aufgang der Pflanzen bzw. vdllige Zerstdrung zumindest der 
oberirdischen Telle und 0 keine Schddigung oder normaler 
40 Wachsturosverlauf . 



45 
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Die in den GewSchshausversuchen verwendeten Pflanzen setzten sich 
aus folgenden Arten zusammen: 



Lflteinischer Namg 



Peutscher Name 



Enqlischer Name 



Triticum aestivum 
Abutilon theophrasti 
Chenopodium album 

10 Solanum nigrum 

Sinapis album 
Solanum nigrum 



15 



Winterweizen 
Chinesischer Hanf 
Weifier GSnsefuB 

Schwarzer Nacht* 
schatten 
WeiBer Senf 
Schvrarzer Nacht- 
schatten 



winter wheat 
velvet leaf 
lambsguarters 
(goosefoot) 
black nightshade 

white mustard 
blade nightshade 



Tabelle 15 - Selektive herbizide Aktivitat bei Nachauf lauf anwen- 
dung im Gew&chshaus 



20 



25 




24.33 



Aufwandmenge 
(kg/ha a.S. ) 


0,5 


0,25 




Sch^digung in % 


Testpflanzen 






TRZAW 


0 


0 


ABUTH 


90 


80 


CHEAL 


95 


95 


SINAL 


80 


80 


SOLNI 


95 


90 



30 



35 



40 



45 
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Patentanspriiche 

1. 4 -Benzoyl 1 so thiazole der allgemeinen Formel 1 



10 



15 



in der die Substituenten die folgende Bedeutung haben: 
X Sauerstoff Oder Schwefel; 



Rj Wasserstoff, Alkyl, Alkenyl, Alkinyl; ggf, sxibst. 
Alkoxycarbonyl ; 

20 ggf. subst. Aryl, ggf, subst. Heterocyclyl Oder ggf , 

sxibst. Hetaryl? 

r2 Wasserstoff, Alkyl, Alkenyl, Alkinyl, Cycloalkyl oder 
Cycloalkenyl, wobei diese Reste einen oder mehrere der 
25 folgenden Gruppen tragen k6nnen: Halogen, Alkyl, 

Alkenyl oder Alkinyl; 

Aryl, wobei dieser Rest einen oder mehrere der folgen- 
den Gruppen tragen kann: 

Alkyl, Alkenyl, Alkinyl. Alkoxy, Alkenyloxy, Alkinyl - 
30 oxy, Alkylthio oder Alkenylthio, wobei diese Reste par- 

tiell Oder vollstandig halogeniert sein k6nnen oder 

einen oder mehrere der folgenden Gruppen tragen kdnnen: 

Alkoxy, Alkenyloxy, Aryloxy, Alkylsulfonyl, Alkenylsul- 

fonyl Oder Arylsulf onyl; 
35 Alkylsulfonyl oder Alkoxycarbonyl; 

ggf. subst. Aryloxy oder ggf. subst. Arylthio; 

ggf, subst. Mono- Oder Dialkylamino, ggf. subst. 

Mono- Oder Diarylamino oder ggf. subst. N-Alkyl -N-ary- 

lamino, wobei Alkyl und Aryl gleich oder verschieden 
40 sein k6nnen; 

Halogen, Cyano oder Nitro; 



45 
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Hetaryl Oder Heterocyclyl, wobei diese Reste partiell 
Oder vollsteLndig halogeniert sein kdnnen Oder einen 
Oder mehrere der folgenden Gruppen tragen kdnnen: 

5 Alkyl, Alkoxy Oder Aryl und wobei im Fall von Hetero- 

cyclyl mlndestens einer der Stickstoffe eine der fol- 
genden Gruppen tragen kann: 

Alkyl, Alkenyl, Alkinyl, Cycloalkyl, Haloalkyl, Alkoxy, 
10 Alkenyloxy, Alkinyloxy, Cycloalkyloxy, Haloalkoxy, ggf. 

subst. Aryl Oder ggf. subst. Aryloxy; 

r3 ein Rest der allgemeinen Formel 2 

15 



R4 .R5 

R« 

■r7 



20 ^ 

in der die Subst ituenten die folgende Bedeutung haben: 

Z 5- Oder 6-gliedrige heterocyclische, gesSttigte oder 

25 ungesflttigte Reste, enthaltend ein bis drei Hetero- 

a tome, ausgewShlt aus der Gruppe Sauerstoff, Schwefel 
Oder Stickstoff, der gegebenenf alls durch Halogen, 
Cyano, Nitro, eine Gruppe -CO-R^, Alkyl, Halonalkyl, 
Cycloalkyl, Alkoxy, Haloalkoxy, Alkylthio, Haloalkyl- 

30 thio, Di-alkylamino Oder gegebenenf alls durch Halogen, 

Cyano, Nitro, Alkyl Oder Haloalkyl substituiertes 
Phenyl Oder eine Oxogruppe, die gegebenenf alls auch in 
der tautomeren Form als Hydroxygruppe vorliegen kann, 
substituiert ist oder der mit einem ankondensierten 

35 durch Halogen, Cyano, Nitro, Alkyl oder Haloalkyl siib- 

stituierten Phenylring, einem ankondensierten Carbocy- 
clus Oder einem ankondensierten, gegebenenf alls durch 
Halogen, Cyano, Nitro, Alkyl, Di -alkylamino, Alkoxy, 
Haloalkoxy, oder Haloalkyl substituierten zweiten 

40 Heterocyclus ein bicyclisches System bildet, 

R*-R7 kdnnen gleich oder verschieden sein und stehen unabhSn- 
gig voneinander far Wasserstoff , Alkyl, Alkenyl, 
Alkinyl, Cycloalkyl, Cycloalkenyl , Cycloalkylalkyl, Cy- 
45 cloalkylalkenyl, Cycloalkylalkinyl, Aryl, Arylalkyl, 

Arylalkenyl, Arylalkinyl, Hydroxy, Alkoxy, Alkenyloxy, 
Alkinyloxy, Cycloalkoxy, Cycloalkylalkoxy, Cycloalky- 
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lalkenyloxy/ Cycloalkylalkinyloxy, Cycloalkenyloxy, 
Aryloxy, Arylalkoxy, Arylalkenyloxy, Arylalkinyloxy, 
Thio, Alkylthio, Alkenylthio, Alkinylthio, Cycloalkyl- 
thio, Cycloalkylalkylthio, Cycloalkylalkenylthio, Cy- 
5 cloalkylalkinylthio, Cycloalkenylthio, Arylthio, Ary- 

lalkylthio, Arylalkenylthio, Arylalkinylthio, Amino, 
ggf . subst. Mono- Oder Dialkylamino, ggf. subst. Mono- 
oder Diarylamino, ggf- subst. N-Alkyl-N-arylamino, wo- 
bei Alkyl und Aryl glelch Oder verschleden sein kdnnen, 

10 Alkenylamino, Alkinylamino, Cycloalkylamino, Cycloalke- 

nyl amino, Sulfonyl, Alkylsulf onyl, Alkenylsulf onyl , Al- 
kinylsulfonyl, Cycloalkylsulf onyl, Cycloalkylalkylsul- 
fonyl, Cycloalkylalkenylsulfonyl, Cycloalkylalkinylsul- 
fonylr Arylsulfonyl, Arylalkylsulf onyl, Arylalkenylsul- 

15 fonyl, Arylalkinylsulfonyl, Sulfoxyl, Alkylsulf oxyl, 

Alkenylsulf oxyl, Alkinyl sulfoxyl, Cycloalkylsulf oxyl, 
Cycloalkylalkylsulfoxyl, Cycloalkylalkenylsulf oxyl, Cy- 
cloalkylalkinylsulfoxyl, Arylsulfoxyl, Arylalkylsulfo- 
xyl, Arylalkenylsulfoxyl, Arylalkinylsulfoxyl, ggf. 

20 subst- Mono- oder Dialkylaminosul fonyl, ggf. subst. 

Mono- Oder Diarylaminosulfonyl, ggf. subst. N-Alkyl- 
N-arylaminosulfonyl, wobei Alkyl tmd Aryl gleich oder 
verschieden sein kdnnen, Alkyl carbonyl, Alkenyl- 
carbonyl, Alkinylcarbonyl, Cycloalkylcarbonyl, Cycloal- 

25 kylalkylcarbonyl, Cycloalkylalkenylcarbonyl, Cycloalky- 

lalkinylcarbonyl, Arylcarbonyl , Arylalkylcarbonyl, Ary- 
lalkenylcarbonyl, Arylalkinylcarbonyl, Carboxyl, 
Alkoxycarbonyl, Alkenyloxycarbonyl , Alkinyloxycarbonyl , 
Cycloalkoxycarbonyl, Cycloalkylalkoxycarbonyl, Cycloal- 

30 kylalkenyloxycarbonyl, Cycloalkylalkinyloxycarbonyl , 

Aryloxycarbonyl, Arylalkoxycarbonyl, Aryl alkenyloxycar- 
bonyl, Arylalkinyloxycarbonyl, Aminocarbony 1 , ggf. 
subst. Mono- Oder Dialkylaminocarbonyl, ggf. subst. 
Mono- Oder Diaryl aminocarbony 1, ggf. subst. N-Alkyl- 

35 N-arylamlnocarbonyl , wobei Alkyl und Aryl gleich Oder 

verschieden sein kdnnen, ggf. subst. Mono- oder Dlal- 
kylcarbonylaroino, ggf. subst. Mono- oder Diarylcarbony- 
lamino, ggf. subst. N-Alkyl-N-arylcarbonylamino, wobei 
Akyl und Aryl gleich oder verschieden sein kdnnen, Al- 

40 koxyaminocarbonyl, Alkenyloxycarbonylamino, Alkinyloxy- 

carbonylamino, Cycloalkoxycarbonylamino, Cycloalkylal - 
koxycarbonyl amino, Cycloa Iky lalkenyloxycarbonyl amino, 
Cycloalkylalkinyloxycarbonylamino, Aryloxycarbonyla - 
mino, Arylalkoxycarbonylamino, Arylalkenyloxycarbonyla- 

45 mino, Arylalkinyloxycarbonylaroino, Halogen, Haloalkyl, 

Haloalkenyl, Haloalkinyl, Haloalkoxy, Haloalkenyloxy, 
Haloalkinyloxy, Haloalkylthio, Haloalkenyl thio, Haloal- 
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kinylthio, Haloalkyleunino, Ha loalkenyl amino, Haloalki- 
nylamino, Haloalkylsulfonyl, Haloalkenylsulf onyl, Halo- 
alkinylsulfonyl, Haloalkylsulf oxyl, Haloalkenylsulf o- 
xyl, Haloalkinylsulfoxyl, Haloalkylcarbonyl, Haloalke- 
5 nylcarbonyl, Haloalkinylcarbonyl, Haloalkoxycarbonyl, 

Haloalkenyloxycarbonyl, Haloalkinyloxycarbonyl, Haloal- 
kylaininocarbonyl , Haloalkenylaminocarbonyl , Haloalkiny- 
laminocarbonyl, Haloalkoxycarbonylamino, Haloalkenylo- 
xycarbonylaraino, Haloalkinyloxycarbonylamino, Cyano 
10 Oder Nltro oder ein der folgenden Gruppen: 



15 



20 



25 



30 



35 



o 



"(CH2)n (CH2)ni— Alkyl 



^(CH2), 



^(CH2)m— Ar 



^NHv. ^Alkyl 
^ ^NH (CH2)iir 

o 

II 

^NH^ ^Ar 
^NH^ ^(CH2)m^ 

n = 1, 2, 3; m = 0, 1, 2, 3 

40 

R4, R5 kdnnen gemelnsam eine f^nf- oder sechsgliedrige, ges^t- 
tigte Oder unges^ttigte, aromatische Oder nlcht aroma- 
tische/ ggf . siibst. Alkylen-, Alkenylen- Oder Alkdieny- 
45 lenkette bilden; 

\ 

r8 Alkyl, Haloalkyl, Alkoxy, oder NR^Ri^, 
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r9 Wasserstoff Oder Alkyl, 
Rio Alkyl, 

sowle landwirtschaf tlich libliche Salze der 4-Benzoylisothia- 
5 zole der allgemeinen Formel 1. 

2. 4-Ben2oylisothiazole der allgemeinen Formel 1 nach Anspruch 
1, in der X Sauerstoff bedeutet. 

10 3. 4'*Benzoylisothiazole der allgemeinen Formel 1 nach Anspruch 1 
Oder 2, in der Wasserstoff oder ggf • subst. Alkoxycarbonyl 
bedeutet. 

4. 4-Benzoylisothiazole der allgemeinen Formel I nach einem der 
15 Anspriiche 1 bis 3, in der r2 Alkyl, Cycloalkyl, Aryl, das 

einfach Oder mehrfach durch Halogen oder Haloalkyl substi- 
tuiert sein kann, oder Hetaryl, das einfach oder mehrfach 
durch Halogen substituiert sein kann. 

20 5. 4-Benzoylisothiazole der allgemeinen Formel 1 gemaB einem der 
Anspriiche 1 bis 4, in der R2 Methyl, Ethyl, Isopropyl, tert. 
Butyl, Cyclopropyl, 1-Methylcyclopropyl, 3-Trif luormethyl- 
phenyl, 2,4-Dif luorphenyl, 1, 3-Benzodioxolyl, 2,2-Di- 
f luor-1 , 3^ben2odixolyl , 1, 3-Benzoxathiolyl , 

25 3, 3 -Dioxo-1, 3-Benzoxathiolyl, Benzoxazolyl, Pyrazolyl oder 
Thienyl bedeutet. 

6. 4-Benzoylisothiazole der allgemeinen Formel 1 nach einem der 
Ansprflche 1 bis 5, in der RJ fiir einen Rest der allgemeinen 
30 Formel 2 



R^ R5 



35 




2 



steht, in der z die in Anspruch 1 angegebene Bedeutung hat 
40 und die S\ibstituenten R^-R*^ die folgende Bedeutung haben: 

R«-R' kdnnen gleich oder verschieden sein und stehen unabhSn- 
gig voneinander fQr Wasserstoff, Alkyl, Cycloalkyl, 
Aryl, Hydroxy, Alkoxy, Cycloalkoxy, Aryloxy, Thio, 
45 Alkylthio, Cycloalkyl thio, Arylthio, Amino, ggf. sub- 

stituiertes Mono- Oder Dialkylamino bzw. Mono- oder 
Diary lamino bzw. N-Alkyl-N-arylamlno, wobei Alkyl und 
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Aryl gleich Oder verschieden seln kdnnen, Cycloalkyl- 
amino, Sulfonyl, Alkylsulf onyl , Cycloalkylsulf onyl, 
Arylsulfonyl, Sulf oxyl, Alkylsulf oxyl , Cycloalkylsulf o- 
xyl, Arylsulf oxyl, Alkylcarbonyl, Cycloalkylcarbonyl, 
5 Arylcarbonyl, Carboxyl, Alkoxycarbonyl , Cycloalkoxy- 

carbonyl, Aryloxycarbonyl , Aminocarbonyl , ggf . substi- 
tuiertes Mono- oder Dialkylaminocarbonyl bzw. Mono- 
oder Diary laminocarbonyl bzw. N-'Alkyl-N-arylaminocarbo- 
nyl, wobei Alkyl und Aryl gleich oder verschieden sein 

10 konnen, Alkoxycarbonylamino , Cycloalkoxycarbonylamino , 

Aryloxycarbonyl amino. Halogen, Haloalkyl, Haloalkoxy, 
Haloalkylthio, Haloalkylamino, Haloalkylsulfonyl, Halo- 
alkylsulf oxyl , Haloalkylcarbonyl , Haloalkoxycarbonyl , 
Haloalkylamimocarbonyl , Haloalkoxycarbonylamino , Cyano 

15 Oder Nitro; 



R*, R5 kdnnen gemeinsam eine Mnf- oder sechsgliedrige, gesSt- 
tigte Oder ungesattigte, aromatische oder nicht aroma - 
tische, ggf. subst. Alkylen-, Alkenylen- oder Alkdieny- 
20 lenkette bilden; 



25 



7. 4-Benzoylisothiazole der allgemeinen Pormel 1 nach einem der 
AnsprQche 1 bis 6, in der fur einen Rest der allgemeinen 
Forme 1 2a 

R4 R5 



30 



R7 

2a 



steht. 



35 8- 4-Ben2oylisothiazole der allgemeinen Formel 1 gemSfl der An- 

spruche 1 bis 6, in der R^ fur einen Rest der allgemeinen For 
mel 2b 




45 

steht. 



1 
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9. 4-Benzoylisothiazole der allgemelnen Formel 1 nach einem der 
Ansprfiche 1 bis €, In der far einen Rest der allgemelnen 
Formel 2c 

R5 2 

R7 

2c 
steht. 

10. 4-Benzoylisothlazole der allgemelnen Formel 1 nach Anspruch 1 
15 bis 6, in der R^ fur einen Rest der allgemelnen Formel 2d 



Z 



20 




2d 



5 



10 



steht, und R* und R« gleich oder verschieden sind und unabhan- 
25 gig voneinander fiir Alkyl, Alkoxy, Alkylsulfonyl, Aryloxy, 
Halogen oder Haloalkyl stehen. 



11. 4-Benzoylisothiazole der allgemelnen Formel 1 nach Anspruch 1 
bis 6, in der R3 far einen Rest der allgemelnen Formel 2d 



30 



35 




2d 



steht, und R* und R« gleich oder verschieden sind und unabhSn- 
gig voneinander far Fluor, Chlor, Brom, Methylsulf onyl, 
40 Ethylsulfonyl, Dif luormethyl. Trif luormethyl, Tetraf luorethyl 
Oder Trichlormethyl stehen. 



45 



wo 97/38996 
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12. 4*Benzoyllsothiazole der allgemeinen Formel 1 nach einem der 
Anspr^che 1 bis 6, In der fiir elnen Rest der allgemeinen 
Formel 2e 



10 




steht, und R*, R^ und R^ gleich Oder verschieden sind und un- 
abhangig voneinander fdr Alkyl, Alkoxy, Aryloxy, Alkyl- 
sulfonyl. Halogen Oder Haloalkyl, stehen. 

15 

13. 4-Benzoylisothiazole der allgemeinen Formel 1 gemSfi nach An- 
spruch 12, in der R^ f^ir elnen Rest der allgemeinen Formel 2e 



R5 




z 

2e 

25 



steht, und R^, R^ und R^ gleich Oder verschieden sind und un 
abhdngig voneinander fiir Methoxy, Ethoxy, Phenoxy, Methyl - 
sulfonyl, Ethylsulfonyl, Fluor, Chlor, Brom, lod, Difluor- 
methyl, Trif luormethyl, Tetrafluorethyl Oder Trichlormethyl 
30 stehen. 



14. Verfahren zur Herstellung der 4-Benzoylisothiazole der allge- 
meinen Formel 1 gemSB Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet, dafi 
man eine Isothiazolhalogenverbindung der allgemeinen Formel 3 

35 



40 



in der Y Halogen bedeutet, roit elementarem Magnesium, einer 
45 magnesiumorganischen oder einer lithiumorganlschen Verbindung 
und einem Carbonsdurederivat der allgemeinen Formel 4, 



wo 97/38996 PCT/EP97/01855 
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10 



r 



o 

4 

in der T Halogen, N-Alkoxy-N-alkylamino oder Cyano bedeutet 
in Gegenwart eines inerten Ldsungsmittels in einera 
Temper a turbereich von -78 **C bis 111 miteinander umsetzt, 

15. Verfahren zur Herstellung der 4-Benzoylisothia2ole der allge- 
meinen Pormel 1 gemSB Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet, daB 
man ein Halogenbenzol der allgemeinen Formel 5 

5 



20 in der Y Halogen, bedeutet mit elementarem Magnesium, einer 

magnesiumorganischen oder einer lithiumorganischen Verbindung 
und einem isothiazolcarbonsaurederivat der allgemeinen Formel 
6a Oder 6b, 

25 




in der R^^ Halogen oder N-Alkoxy-N-a Iky 1 amino bedeutet in 
Gegenwart eines inerten Ldsungsmittels in einem Temperatur- 
35 bereich von -78''C bis lll^C miteinander umsetzt. 

16. Herbizide Mittel, die ein 4-Benzoylisothiazol der allgemeinen 
Formel 1 gemAfi Anspruch 1 und inerte Zusatzstoffe enthalten. 

40 17. Verfahren zur BekSmpfung unerwiinBChten Pflanzenwuchses, da- 
durch gekennzeichnet, daB man die unerwQnschten Pf lanzen und/ 
Oder ihren Lebensraum mit einer herbizid wirksamen Menge 
eines 4-Benzoylisothiazols der allgemeinen Formel 1 gemAB An- 
spruch 1 behandelt. 

45 
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